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Internationale PatentWasslfikatlon (IPK) Oder natlonale Klasslfikation und IPK 
C07D413/10 


Anmelder 






BAYER AKTIENGESELLSCHAFT 







1 . Oleser Interhatlonale vorlduflge PrQfungsbericht wurde von der mit der intemationaien vorldufigen PrOfung beauftragten 
Belidrde erstellt und wlrd dem Anmelder gemdB Artlkel 36 Qbermittelt. 

2. DIeser 6ERICHT umfafBt insgesamt 6 Blotter einschlie3licli dieses Deckblatts. 

□ AuGerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handett es sich urn Blatter mit Beschreibungen. AnsprOchen 
und/oder Zeichnungen, die gedndert wurden und dlesem Bericht zugrunde liegen, und/oder Blatter mit vor dleser 
Behdrde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtllnlen zum PCT). 

Diese Aniagen umfassen insgesamt Blatter. 



3. Dieser Bericht enthait Angaben zu folgenden Punkten: 
I S Grundlage des Berichts 



BegrQndete Feststeliung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkiarungen zur StQtzung dieser Feststeliung 



II 


□ 


III 


□ 


IV 


□ 


V 




VI 


□ 


VII 




VIII 





Bestimmte MSngel der intemationaien Anmeidung 
Bestimmte Bemerkungen zur intemationaien Anmeidung 
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0-80298 MQnchen 
Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 

Fax:+4989 2399-4465 
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Fritz. M 

Tel, Nr. +49 89 2399 2792 
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L Grundlag d sBerichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der intemationalen Anmeldung {Ersatzblitter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 bin vorgelegt warden, gelten im Rahmen dieses Berichts al$ "ursprunglich 
eingereicht" and sind ihm nicht beigefugt weil sie keine Anderungen enthalten (Regein 70. 16 and 70, 17)): 
Beschreibung, Selten: 

1-137 ursprungliche Fassung 

Patentanspruche, Nr.: 

1-21 ursprungliche Fassung 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Beh6rde in der Sprache. in der 
die Internationale Anmeldung eingereicht worden 1st, zur Verfugung oder wurden in dieser eingereicht. sofem 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben 1st. 

Die Bestandteile standen der Behdrde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich urn 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der intemationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Ver6ffentlichungssprache der intemationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der intemationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der intemationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide und/oder Aminosauresequenz ist die 
Internationale vorlSufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der intemationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der intemationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden Ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Fomi eingereicht worden ist. 

□ bei der BehSrde nachtrSglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erkldrung, daB das nachtriglich eingereichte schrifMMe Sequenzprotokoll nIcht uber den 
Offenbarungsgehalt der intemationalen Anmeldung im Anmetdezettpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erkl§rung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zelchnungen, Blatt: 
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5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



V. Begriindete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur StQtzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 2-3,5, 1 2-1 4. 1 6-1 7. 1 9-20 . 

Nein: Anspruche 1,4,6-11,15,18,21 

Erfinderische Tatigkeit (ET) Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1-21 

Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) Ja: Anspruche 1-21 

Nein: Anspruche 

2. Unterlagen und Erklarungen 
slehe Beiblatt 

VII. Bestimmte Mangel der internatlonaien Anmeldung 

Es wurde festgestellt, da3 die Internationale Anmeldung nach Fomn Oder Inhalt folgende Mangel aufweist: 
slehe Beiblatt 



VIIL Bestimmte Bemerkungen zur Internatlonaien Anmeldung 

Zur Klarheit der Patentanspruche, der Beschreibung und der Zeichnungen oder zu der Frage, ob die Anspruche 
in vollem Umfang durch die Beschreibung gestutzt werden, ist folgendes zu bemerken: 
slehe Beiblatt 
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Zu Punkt V 

Begrundet Feststellung nach R gel 66.2(a)(ii) hinsichtlich d r N uh it, der 
erfinderischen Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

D1 : WO 96 261 92 A (BASF AKTIENGESELLSCHAF) 29. August 1 996 (1 996-08-29) in 

der Anmeldung erwahnt 
D2: WO 95 31446 A (RHONE-POULEN AGRICULTURE LTD.) 23. November 1995 

(1995-1 1-23) in der Annneldung erwahnt 
D3: WO 97 27187 A (RHONE-POULENC AGRICULTURE LTD.) 31. Juli 1997 (1997- 

07-31 ) in der Anmeldung enwahnt 
D4: WO 99 03856 A (RHONE-POULENC AGRICULTURE LIMITED) 28. Januar 1999 

(1999-01-28) in der Anmeldung erwahnt 
D5: WO 95 22903 A (RHONE-POULENC AGROCHIMIE) 31. August 1995 (1995-08- 

31) 

Die vorliegende Anmeldung beschreibt Verbindungen der allgemeinen Formel (I) (An- 
spruche 1-15), verschiedene Verfahren zu deren Herstellung (Anspruch 16), die Ne- 
benprodukte (IE) (Anspruch 17), die Intemnediate (II) (IV) (Anspruche 18-19), herbizide 
Mittel, gekennzeichnet durch den Gehalt mindestens einer Verbindung (I) (Anspruch 
20) sowie deren Verwendung zur Bekampfung von unerwunschtem Pflanzenbewuchs 
(Anspruch 21). 

D1 beschreibt Isoxazolylderivate, die zur Bekampfung von unenwunschtem Pflanzen- 
bewuchs eingesetzt werden (D1, S. 27,12-14). Der Bereich von Anspruch 1 der vorlie- 
genden Anmeldung iiberlappt mit dem Bereich von Anspmch 1 gemaB D1 . 
Insbesondere sind die in D1 angefiihrten Verbindungen 1.93-1.95 neuheitsschadlich fiir 
den Gegenstand der anmeldungsgemaBen Anspaiche 1 ,4,6-1 1 ,15 und 21 (Art. 33(2) 
PCT). 

Herbizid wirkende Isoxazolylderivate sind auch aus D2 bekannt. Eine Uberlappung von 
Anspruch 1 der vorliegenden Anmeldung mit Anspruch 1 gemaB D2 liegt vor (vgl. Defi- 
nition der Reste R^ und R"* gemaB D2 auf Seite 42, Zeilen 2-6), jedoch ist keines der in 
D2 beschriebenen Beispiele als neuheitsschadlich anzusehen. 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/03608 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



In D3 und D4 sind herbizid wirksame Isoxazolderivate offenbart, deren Struktur derjeni- 
gen der anmeldungsgemaBen Verbindungen (I) vergleichbar ist. Dies gilt insbesondere 
auch fur die in der voriiegenden Anmeldung als Nebenprodukt erhaltene Verbindung 
(IE) gemaB AnSpruch 17 (s. Verbindung (lb) von D3), 

Die anmeldungsgenriaBen unterscheiden sich von den in D3 und D4 beschriebenen 
Verbindungen lediglich dadurch, daB die heterocyclisclie Gmppierung Z am Phenylring 
der ersteren nnindestens eine C=0- bzw. C=S-Gnjppe enthalt. 

Wie aus dem Intemationalen Recherchenbericht hen/orgeht, war aufgrund einer Viel- 
zahl von Dokunnenten, die fur diejenigen Verbindungen II, in denen A fur eine Einfach- 
bindung steht, neuheitsschadlicli sind, eine vollstandige Recherche nicht mdglich, so 
daB als fur Anspruch 18 neuheitsschadliches Dokument exemplarisch nur D5 (z.B. 
Verbindung 158 auf Seite 14) angefuhrt wird. 

Die Aufgabe der voriiegenden Annneldung bestand darin, weitere herbizid wirksanne 
Substanzen zur Verfugung zu stellen. 

Die anmeldungsgemaBen Verbindungen (I) Idsen diese Aufgabe, wie aus der Beschrei- 
bung hervorgeht. 

Aufgrund des voriiegenden Standes der Technik kann auch fur die Produktanspruche, 
die im Sinne des Artikels 33(2) PCT neu sind, keine erfinderische Tatigkeit anerkannt 
werden: Anspruch 1 von D1 beinhaltet herbizid wirksame lsoxazol-4-yl-benzoylderivate, 
die an der Phenylgruppe einen mit "Z" bezeichneten heterocyclischen, eventuell durch 
Oxogruppen substituierten Rest tragen (vgl. S. 42, Zeile 28). 

Insofern stellen beispielsweise die heterocyclischen Gruppen Z gemaB Anspruch 2 der 
voriiegenden Anmeldung (fiir den die Neuheit anerkannt wurde), lediglich spezielle Ver- 
treter des heterocyclischen Substituenten Z der Vetbindungen I gemaB D1 dar. Urn zu 
den anmeldungsgemaBen Verbindungen (i) zu gelangen, muBte der Fachmann ledig- 
lich eine Auswahl aus den in Anspruch 1 von D1 beschriebenen Verbindungen vorneh- 
men, die als solche keines erfinderischen Zutuns bedarf. 

Zu Anspruch 17 bzw. Verbindung (IE) wird folgendes angemerkt: 

Nachstliegeder Stand der Technik fiir diesen Anspruch ist D3. 
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Wie in D3 ausgefuhrt wird, sind die darin offenbarten Verbindungen (lb) ebenfalls herbi- 
zid wirksam. Die anmeldungsgemaBen Verbindungen (IE) unterscheiden sich von die- 
sen somit bekannten Herbiziden lediglich insofem, als erstere in der heterocyclischen 
Gruppierung mindestens ein C=0 bzw C=S als Ringglied aufweisen. 
Dieses Sttrukturmerkmal ist jedoch, wie bereits oben ausgefuhrt wurde, bereits aus 01 
bekannt, so daB sich die Verbindungen (IE) aus einer Kombination der in D1 und D3 
offenbarten Lehren ergeben. 

Zu Punkt VII 

Bestimmte Mangel der Internationalen Anmeidung 

In Zeile 7 von Seite 12 der Beschreibung sollte das Wort "Wasserstoff" gestrichen wer- 
den (vgl. Definition des Restes R^). 

Zu Punkt Vm 

Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeidung 

In Anspruch 1 1 sollte das Wort "Wasserstoff" gestrichen werden (vgl. Definition des Re- 
stes R^ in Anspruch 1) (Arti. 6 PCT). 
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Applicant 
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1. This international preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Examining 
Authority and is transmitted to the applicant according to Article 36. 

2. This REPORT consists of a total of 6__ sheets, including this cover sheet. 

I I This report is also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of the description, claims and/or drawings which have 
' — ' been amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before this Authority 
(see Rule 70.16 and Section 607 of the Administrative Instructions under the PCT). 

These annexes consist of a total of sheets. 

3. This report contains indications relating to the following items: 



I 




Basis of the report 


II 


□ 


Priority 


III 


□ 


Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial applicability 


IV 


□ 


Lack of unity of invention 


V 




Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability- 
citations and explanations supporting such statement 


VI 


□ 


Certain documents cited 


VII 




Certain defects in the international application 


VIII 




Certain observations on the international application 



Date of submission of the demand 

29 September 2000 (29.09.00) 


Date of completion of this report 

12 June 2001 (12.06.2001) 


Name and mailing address of the IPEA/EP 
Facsimile No. 


Authorized officer 
Telephone No. 



Form PCT/IPE A/409 (cover sheet) (January 1994) 



B ■ 

INTERNATIONAL PRELlMiKARY EXAMINATION REPORT 


\nal application No. 

^ PCT/EPOO/03608 


1. Basis of the report 


1 . This report has been drawn on the basis of {Replacement sheets which have been jumished to the receiving Office in response to an invitation 
under Article 14 are referred to in this report as "originally filed" and are not annexed to the report since they do not contain amendments,): 


1 1 the international application as originally filed. 






1^ the description, 


oases 
oaees 
oases 


, as originally filed, 
, filed with the demand, 
, filed with the letter of . 






oases 


, filed with the letter of . 




^ the claims, 


Nos. 1-21 


, as originally filed, 






Nos. 


, as amended under Article 19, 




Nos. 


, filed with the demand. 






Nos. 


. , filed with the letter of 






Nos. 


, filed with the letter of 




1 1 the drawings, 


sheets/fis 
sheets/fis 
sheets/fis 


, as originally filed, 
, filed with the demand, 
, filed with the letter of 






sheets/fis 


, filed with the letter of 




2. The amendments have resulted in the cancellation of: 






1 1 the description, 


pases 






1 1 the claims, 


Nos. 






1 1 the drawings, 


sheets/fis 






3 rn This report has been established as if (some of) the amendments had not been made, since they have been considered 
' to go beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)). 


4. Additional observations, if necessary: 
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INTERNATIONAL PRE! • ^ARY EXAMINATION REPORT 



^l^<^ational application No. 
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V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 



1 . Statement 

Novelty (N) 

Inventive step (IS) 
Industrial applicability (lA) 



Claims 
Claims 

Claims 
Claims 

Claims 
Claims 



2-3, 5, 12-14, 16-17, 19-20 YES 
1, 4, 6-11, 15, 18, 21 NO 



1-21 



1-21 



YES 
NO 

YES 
NO 



2. Citations and explanations 



Dl: WO-A-96/26192 (BASF AKTIENGESELLSCHAFT) , 29 August 

. 1996 (1996-08-29), cited in the application 
D2: WO-A-95/31446 (RHONE-POULENC AGRICULTURE LTD.), 23 

November 1995 (1995-11-23), cited in the application 
. D3: WO-A-97/27187 (RHONE-POULENC AGRICULTURE LTD,), 31 

July 1997 (1997-07-31), cited in the application 
D4: WO-A-99/03856 (RHONE-POULENC AGRICULTURE LIMITED), 
28 January 1999 (1999-01-28), cited in the 
application 

D5: WO-A-95/22903 (RHONE-POULENC AGROCHIMIE) , 31 August 
1995 (1995-08-31). 

The present application describes compounds of the general 
formula (I) (Claims 1-15), various methods for producing 
same (Claim 16), the by-products (IE) (Claim 17), the 
intermediates (II) (IV) (Claims 18-19), herbicidal agents 
characterized in that they contain at least one compound 
(I) (Claim 20) and their use in fighting undesired plant 
growth (Claim 21) . 

Dl describes isoxazolyl derivatives used for fighting 
undesired plants growth (Dl, page 27, 12-14). The scope of 
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lational application No. 
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'k ':^/EP 00/03608 



Claim 1 of the present applications overlaps with that of 
Claim 1 of Dl. Especially the compounds 1.93-1.95 listed 
in Dl are prejudicial to the novelty of the subject matter 
of Claims 1, 4, 6-11, 15 and 21 of the invention (PCX 
Article 33(2) ) . 

Isoxazolyl derivatives with herbicidal action are also 
known from D2. Although Claim 1 of the present application 
overlaps with Claim 1 of D2 (see definition of the groups 
and in .02, page 42, lines 2-6), none of the examples 
described in D2 is considered prejudicial to novelty. 



D3 and D4 disclose isoxazol derivatives having a 
herbicidal action, whose structure is comparable to that 
of the compounds (I) of the application. This applies 
especially to the compound (IE) of Claim 17, which 
according to the present application is obtained as a by- 
product (see compound (lb) of D3) . 

The compounds described in the application differ from 
those of D3 and D4 only in that the heterocyclic group Z 
has at least one C=0 or C=S group at the phenyl ring of 
the compounds of the present application. 



The international search report states that because of the 



those compounds II in which A represents a single bond, a 
-complete search could not be carried out. As a result, 
only D5 (see, for example, compound 158 on page 14) was 
specified, for illustrative purpose, as prejudicial to the 
novelty of Claim 18. 

The object of the present application was to provide 
further substances with herbicidal action. 



large number of documents prejudicial to the novelty of 
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INTERNATIONAL FREE ^ARY EXAMINATION REPORT 



Irrational application No. 
VGi^EP 00/03608 



The description shows that this is accomplished by the 
compounds (1) of the application. 

Owing to the available prior art, the product claims, 
which are novel within the meaning of PCT Article 33(2) 
can also not be considered to involve an inventive step. 
Claim 1 of Dl discloses herbicidally active isoxazol-4-yl- 
benzoyl derivatives which at the phenyl group have a 
heterocyclic group possibly substituted by oxo groups and 
designated ''Z" (see page 42, line 28) . 

The heterocyclic groups - Z as per Claim 2 of the present 
application (which claim is considered novel), for 
example, are therefore only specific embodiments of the 
heterocyclic substituent Z of the compounds I of Dl. To 
arrive at the compounds (i) described in the invention, a 
person skilled in the art merely had to choose among the 
compounds described in Claim 1 of Dl, without thereby 
being inventive. 

The following comment is made with regard to Claim 17 and 
the compound (IE) : 

;D3 is the closest prior art with respect to Claim 17. 

As stated in D3 the compounds (lb) disclosed therein 
likewise have a herbicidal action. The compounds (IE) of 
the invention differ from these known herbicides only in 
that the compounds (IE) have at least one C=0 or C=S*as 
ring member in the heterocyclic group. 

However, as explained above this structural feature is 
already known from Dl and hence the compounds (IE) result 
from a combination of the teachings of Dl and D3. 
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INTERNATIONAL PRELIt JrY EXAMINATION REPORT 



Int^' "^nal application No. 
PO.._:Jp 00/03608 



VII. Certain defects in the international application 



The following defects in the form or contents of the international application have been noted: 

On page 12, line 1, of the description the word 
"hydrogen" should be deleted (see definition of the group 
R^). 
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INTERNATIONAL PREL;^ ^JARY EXAMINATION REPORT 



Intr"";^Honai application No. 
PCx, .>eP 00/03608 



VIII. Certain observations on the international application 



The following observations on the clarity of the claims, description, and drawings or on the question whether the claims are fully 
supported by the description, are made: 



The word "hydrogen" should be deleted from Claim 11 (see 
definition of the group in Claim 1) (PCT Article 6) . 
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VERTRAG U 




DIE INTERNAXIQNALE ZUSAR^'^N ARBEIT 
EM GEBIET DES PATENtW^J 1 



PCT 

INTERNATIONALERRECHERCHENBERICHT 

(Artikel 18 sowie Regein 43 und 44 PCT) 



Aktenzeichen des Anmelders Oder Anwafts 

LEA33672-W0 


WEITERES ^'^^^ MItteilung uber die Ubermittlung des intematlonalen 

Recherchenberichts (Formblatt PCT/ISA/220) sowie, sowelt 
VORGEHEN zutreffend, nachstehender Punkt 5 


Internationales Aktenzeichen 

PCT/EP 00/03608 ; 


Internationales Anmeldedatum 
(Tag/Monat/Jahr) 

20/04/2000 


(Fruhestes) Prioritatsdatum (Tag/Monat/Jahr) 

06/05/1999 


Anmelder - . 

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT 



Dieser intemationale Recherchenbericht wurde von der Intemationalen Recherchenbehdrde ersteitt und wird dem Anmelder gemaB 
Artikel 18 ubermittett. Eine Kople wird dem Intemationalen Buro ubermittelt 

Dieser intemationale Recherchenbericht umfaBt insgesamt _6 Blatter. 

Pn Daruber hinaus liegt ihm jeweils eine Kopie der in diesem Bericht genannten Unterlagen zum Stand der Technik bei. 



1. Grundlage des BertcKte 

a Hinsichtlich der Sprache ist die intemationale Recherche auf der Grundlage der intemationalen Anmeldung in der Sprache 
durchgefuhrt worden, in der sie eingereicht wurde, sofem unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist 

I I Die intemationale Recherche ist auf der Grundlage einer bei der Behdrde eingereichten Obersetzung der intemationalen 
AnmekJung (Regel 23.1 b)) durchgefuhrt worden. 

b. Hinsichtlich der in der Intemationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide und/oder Aminosduresequenz ist die Internationale 
Recherche auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das 

I I in der intemationalen Anmeldung in Schriflicher Form enthalten ist 

zusammen mit der intemationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist 
bei der Behdrde nachtrSglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist 
bei der Behdrde nachtrSglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist 

Die Erkldrung, daB das nachtraglich eingereichte schnftliche Sequenzprotokoll nicht uber den Offenbarungsgehatt der 
intemationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht wurde vorgelegt 

Die ErklHrung, daft die in computerlesbarer Form erfaBten Informationen dem schriftlichen Sequenzprotokoll entsprechen, 
wurde vorgelegt 



□ 
□ 
□ 
□ 

□ 



2. 
3. 



[X| Bestlmmte AnsprQche haben sich als nIcht recherchlerbar erwiesen (stehe Feld I). 
I I Mangelnde Elnhettllchkelt der Erflndung (siehe Feld II). 



4. Hinsichtlich der Bezelchnung der Erflndung 

I I wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 
[X| wurde der Wortlaut von der Behftrde wie folgt festgesetzt: 

SUBSTITUIRTE BENZOYLISOXAZOLE UND IHRE VERWENDUNG ALS HERBIZIDE 



Hinsichtlich der Zusammenfassung 

I I wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 

wurde der Wortlaut nach Regel 38.2b) in der in Feld Ml angegebenen Fassung von der Beh6rde festgesetzt. Der 
I a] Anmelder kann der Behdrde tnnerhalb eines Monats nach dem Datum der Absendung dieses intemationalen 

Recherchenberichts eine Stellungnahme vorlegen.. 

Folgende Abbildung der Zelchnungen ist mIt der Zusammenfassung zu verdffentlichen: Abb. Nr. 



I I wIe vom Anmelder vorgeschtagen Q keinederAbb. 

I I well der Anmelder selbst keine Abbildung vorgeschlagen hat 
I I well diese Abbildung die Erflndung besser kennzeichnet 
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Fortsetzung von Feld 1.2 
Anspruche Nr.: 18 (teilweise) 



Die Recherche ergab in ihrer Anfangsphase eine sehr groBe Zahl 
neuheitsschadlicher Dokumente hinsichtlich des Gegenstandes von Anspruch 
18, worin A fur eine Einfachbindung steht. Diese Zahl ist so groB, daB 
sich unmoglich feststellen lasst, fur welcheh Teil des Anspruches 18, 
falls A fur eine Einfachbindung steht, eventuell zu Recht Schutz begehrt 
werden konnte (Art. 6 PCT). Aus diesen Griinden erscheint ein 
vol 1 standi ger Recherchenbericht uber diesen Aspekt von Anspruch 18 
unmoglich. Der Recherchenbericht wurde daher auf eine representative 
Auswahl der gefundenen Dokumenten beschrankt. 



Feld III 




Die Erflndung betrlfft substitulerte Benzoyl isoxazole der allgemelnen Formel 
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(1) 



R 



1n welcher 

R', R^, R^, und (R**) fur Wasserstoff Oder bestlmmte Substi tuenten stehen, 
ftir e1ne Elnfachblndung oder fUr Alkandlyl (Alkylen) steht, und fiir e1ne 
gegebenenfalls substitulerte 4- bis 12-g1 ledrlge, gesattlgte oder ungesattlgte, 
monocycl 1 sche oder bicycllsche, heterocycl 1 sche Grupplerung steht, welche 1 
bis 4 Heteroatome (b1s zu 4 Stickstoffatome und gegebenenfalls -alternativ 
oder additiv -eln Sauerstoffatom oder ein Schwefelatom, oder eine 
SO-Grupplerung Oder e1ne S0j,-Grupp1erung) enthalt, und welche zusatzllch e1n 
bis drel Oxo-Gruppen (C=0) und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandtelle des 
Heterocycl us enthalt, sow1e Verfahren zu ih rer Herstellung und ihre Verwendung 
als Herblzlde. 
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B. RECHERCHIERTE QEBIETE 



Rechenctilerter Mlndestprufstoff (Klassifikationssystefn und Klassifikationssymbole ) 

IPK 7 C07D AOIN 



Recherchierte aber nicht zum Mindestprufstoff gehfirende VeroffenMichungen, soweit diese unter die recherchierten Geblete fallen 



Wahrend der intematiooalen Recherche konsuttlerte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evtl. verwendete Suchbegriffe) 

EPO-Internal , WPI Data, BEILSTEIN Data, CHEM ABS Data 
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X,Y 



X.Y 



WO 96 26192 A (BASF AKTIENGESELLSCHAF) 

29. August 1996 (1996-08-29) 

in der Anmeldung erwahnt 

das ganze Dokument, Insbesondere Seite 20, 

Zeilen 35-38 

WO 95 31446 A (RHONE-POULEN AGRICULTURE 
LTD.) 23. November 1995 (1995-11-23) 
in der Anmeldung erwahnt 
das ganze Dokument 

WO 97 27187 A (RHONE-POULENC AGRICULTURE 
LTD.) 31. Juli 1997 (1997-07-31) 
in der Anmeldung erwahnt 
das ganze Dokument 

-/-- 



1-21 



1-21 



1-21 



m 



Weltere Veroffentfichungen sind der Fortsetzung von Fefd C zu 
entnehmen 



Siehe Anhahg Patentfamiile 



•X' 



* Besondere Kategorien von angegebenen Veroffentlichungen 
"A* Veroffentltehung, die den allgemeinen Stand der Technik definiert. 
aber nteht als besonders bedeutsam anzusehen ist 

"E* aiteres Dokumerit, das jedoch erst am oder nach dem intematlonalen 
Annneldedatum verdffentticht worden Ist 

"L* Verdffentlfchung, die geelgnet ist, einen Prioritdtsanspruch zweifeihaft er- 
scheinen zu lassen, Oder durch die das Ver&ffentlk;hungsdatum einer 
anderen Im Recherchent>ericht genannten Ver&ffentlteKung belegt werden >y< 
sod Oder die aus einem anderen l^esonderen Gnind angegeben ist (wie 
ausgefuhrt) 

"0' Ver6ffentlichung, die eteh auf eine mundltehe Offenbarung, 

eine Benutzung, eine Ausstellung Oder andere Maflnahmen bezleht 

'P* Verdffentltehung, die vor dem intemationalen Anmeldedatum, aber nach 
dem beanspruchten PrioHtatsdatum veroffentlicht worden ist 



SpStere Verfiffentiichung, die nach dem intemationalen Anmeldedatum 
Oder dem PrlorltStsdatum ver&ffentttcht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kollidlert, sondem nur zum VerstSndnls des der 
ErHndung zugmndeliegenden Prinzips Oder der ihr zugrundellegenden 
Theorie angegeben ist 

' Ver5ffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Efflndung 
kann allein aufgrund dieser VerdffentlEchung nicht als neu oder auf 
etflnderlscher Tdtigkeit beruhend betrachtet werden 

Verdffentltehung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erflndung 
kann nicht als auf erflndertscher TStigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die Veroffentltehung mit einer oder mehreren anderen 
Verdffentlichungen dieser Kategorfe in Verbindung gebracht wird und 
diese Vertjindung fur einen Fachmann nahellegend Ist 

Verdffentltehung. die MItgtied derseiben Patentfamiile let 
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das ganze Dokument 
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(54) Title: SUBSTITUTED BENZOYLISOXAZOLES AND THE USE THEREOF AS HERBICIDES 

(54) Bezeichnung: SUBSTITUIERTE BENZOYLISOXAZOLE UND IHRE VERWENDUNG ALS HERBIZIDE 




(I) 



(57) Abstract 

The invention relates to substituted benzoylisoxazoles of general foi-mula (I), wherein R', R^, R"* and (R^) represent hydrogen or 
certain substituents, a single bond oralkanediyl (alkylene) and an optionally substituted 4-12 membered saturated or unsaturated monocyclic 
or hicyclic heterocyclic group containing 1-4 heteroatoms (up to 4 nitrogen atoms and optionally - alternatively or additively - an oxygen 
atom or a sulphur atom, or an SO group or an SO2 group) and additionally containing 1-3 0x0 groups (C«0) and/or thioxo groups (C«S) 
as constituents in a heterocycle. TTie invention also relates to a method for the production and use thereof as herbicides. 

(57) Zusammenfassung 

Die Erfindung beu-ifft substituierte Benzoylisoxazoie der allgemeinen Fonnel (I), in welcher R', R^, R^, und (R"*) fiir Wasserstoff oder 
besiimmte Substituenten stehen, fur eine Einfachbindung oder fur Alkandiyl (Alkylen) steht, und fiir eine gegebenenfalis substituierte 
4- bis 12-gliedrige, gesattigte oder ungesSttigte. monocyclische oder bicyclische. heterocyclische Gruppierung steht, welche I bis 4 
Heieroatome (bis zu 4 Stickstoffatome und gegebenenfalis - altemativ oder additiv - ein Sauerstoffatom oder ein Schwefelaiom, oder eine 
SO-Gruppierung oder eine S02-Gruppierung) enthalt, und welche zusStzlich ein bis drei Oxo-Gruppen (C«0) und/oder Tliioxo-Gruppen 
(C=S) als Bestandteile des Heterocyclus enthalt, sowie Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung als Herbizide. 
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SUBSTITUIRTE BENZOYLISOXAZOLE UND IHRE VERWENDUNG ALS HERBIZIDE 



Die Erfmdung betrifft neue substituierte Benzoylisoxazole, Verfahren zu ihrer Her- 
5 stellung und ihre Verwendung als Herbizide. 

Es ist bereits bekaimt, dafi bestimmte substituierte Benzoylisoxazole herbizide Eigen- 
schaften aufweisen (vgl. EP-A-418 175, EP-A-487 357, EP-A-527 036, EP-A- 
527 037, EP-A-560 483, EP-A-609 797, EP-A-609 798, EP-A-636 622, US-A- 
10 5 834 402, US-A-5 863 865, WO-A-96/26192, WO-A-97/27187, WO-A-97/43270, 
WO-A-99/03856). Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch nicht in alien Be- 
langen zufriedenstellend. 

Es Avurden nun die neuen Verbindungen der allgemeinen Formel (I), 

15 




(D 



in welcher 

n ftir die Zahlen 0, 1 , 2 oder 3 steht, 

20 

A fur eine Einfachbindung oder fur Alkandiyl (Alkylen) steht. 



r1 fur Wasserstoff oder fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl 
oder Cycloalkyl steht, 

25 

r2 ffir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fur jeweils gegebenenfalls 
substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, 
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl steht. 



wo 00/68227 



-2- 
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r3 fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, 
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkyl- 
thio, Alkylsulfmyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl- 
5 aminosulfonyl steht, 

R4 Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fur 
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, 
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl steht, 
10 und 



Z fiir eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 1 2-gliedrige, gesattigte oder unge- 
sattigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische Gruppierung steht, 
welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoffatome und gegebenenfalls 
15 -altemativ oder additiv - ein Sauerstoffatom oder ein Schwefelatom, oder 

eine SO-Gruppierung oder eine S02-Gruppierung) enthalt, und welche zu- 
satzlich ein bis drei Oxo-Gnippen (C=0) und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als 
Bestandteile des Heterocyclus enthalt. 



20 gefunden. 



In den Definitionen sind die Kohlenwasserstoffketten, wie Alkyl oder Alkandiyl - 
auch in Verbindung mit Heteroatomen, wie in Alkoxy - jeweils geradkettig oder ver- 
zweigt, 

25 

n steht bevorzugt fiir die Zahlen 0, 1 oder 2, 



30 



A steht bevorzugt fur eine Einfachbindung oder fiir Alkandiyl (Alkylen) mit 1 
bis 4 Kohlenstoffatomen. 
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steht bevorzugt fur Wasserstoff, fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, 
Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Alkylsulfinyl oder Ci-C4-Alkyl- 
sulfonyl substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, fiir gegebenen- 
falls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyl mit 2 bis 6 Kohlen- 
stoffatomen, Oder fur gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder CrC4- Alkyl 
substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, 

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, fur jeweils ge- 
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Cj- 
C4-Alkylsulfmyl oder Ci-C4-Alkylsulfonyl substituiertes Alkyl, Alkyl- 
carbonyl, Alkoxy oder Alkoxycarbonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoff- 
atomen, Oder fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl- 
thio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen. 

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio- 
carbamoyl. Halogen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4- 
Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, C1-C4- Alkylsulfinyl oder C1-C4- Alkylsulfonyl 
substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit 
jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, oder fiir Alkyl- 
amino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils bis zu 4 Kohlen- 
stoffatomen in den Alkylgruppen. 

steht bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, 
Halogen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C ] -C4-Alkoxy, C1-C4- 
Alkylthio, C 1 -C4-Alkylsulfmy 1 oder C 1 -C4- Alkylsulfonyl substituiertes 
Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 
4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, oder fiir Alkylamino, Dialkyl- 
amino Oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen in 
den Alkylgruppen, und 

steht bevorzugt fiir eine der nachstehenden heterocyclischen Gmppierungen 
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worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfachbindung oder 
eine Doppelbindung ist, und jede heterocyclische Gruppierung vorzugsweise 
nur zwei Substituenten der Definition und/oder tragt, 

Q fiir Sauerstoff oder Schwefel steht, 

r5 fur Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, fiir jeweils ge- 
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, C i -C4- Alkoxy, Ci-C4-Alkyl- 
thio, Ci-C4-Alkylsulfmyl oder Ci-C4-AlkylsulfonyI substituiertes 
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl- 
sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in 
den Alkyl gruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub- 
stituiertes Alky lamino Oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen- 
stoffatomen in den Alkylgruppen, ftir jeweils gegebenenfalls durch 
Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio, 
Alkinylthio oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoff- 
atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fur jeweils gegebenen- 
falls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cyclo- 
alkylthio, Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, 
Cycloalkylalkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 
Kohlenstoffatomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis 
zu 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls 
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diirch Halogen, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Alkoxy substituiertes 
Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, 
Benzylthio oder Benzylamino steht, flir Pyrrolidino, Piperidino oder 
Morpholino steht, oder - flir den Fall, dafi zwei benachbarte Reste 
5 imd R^ sich an einer Doppelbindung befinden - auch zusammen mit 

dem benachbarten Rest R^ fur eine Benzogruppierung steht, und 

r6 flir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 
Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen oder 
Ci-C4-Alkoxy substituiertes AlkyI, Alkoxy, Alkylamino, Dialkyl- 
amino oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in 
den Alkylgruppen, fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub- 
stituiertes Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6 
Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, flir jeweils 
gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyl- 
alkyl oder Cycloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in 
den Cycloalkylgruppen xmd gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstoff- 
atomen im Alkylteil, oder flir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, 
Ci-C4-Alkyl Oder C1-C4- Alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl 
steht, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R^ oder R^ flir ge- 
gebenenfalls durch Halogen oder Ci-C4-Alkyl substituiertes Alkan- 
diyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht, 

wobei die einzelnen Reste R^ und R^ - soweit mehrere davon an gleiche 
25 heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be- 

deutungen im Rahmen der obigen Definition haben konnen. 

Q steht bevorzugt fur Sauerstoff (O). 

30 R5 steht bevorzugt flir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, 
Brom, lod, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, 



10 



15 



20 
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n- Oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i- 
Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i- 
Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-PropylsuIfonyl sub- 
stituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, 
5 Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- 

oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- 
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl- 
sulfonyl, fur Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder 
t-Butylamino, Dimethylamino, Diethylamino, Di-n-propylamino oder Di-i- 

10 propylamino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor sub- 

stituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propenyl- 
oxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino oder Butenyl- 
amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes 
Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropyloxy, Cyclo- 

15 butyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyloxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio, 

Cyclopentylthio, Cyclohexylthio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino, 
Cyclopentylamino, Cyclohexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, 
Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl- 
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropylmethylthio, 

20 Cyclobutyhnethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclohexylmethylthio, Cyclo- 

propylmethylamino, Cyclobutylmethylamino, Cyclopentylmethylamino oder 
Cyclohexylm ethylamino, oder fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, 
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- 
oder i-Propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, 

25 Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino, fiir Pyrrolidino, Piperidino 

oder Morpholino, oder - fiir den Fall, dalJ zwei benachbarte Reste und R^ 
sich an einer Doppelbindung befinden - zusammen mit dem benachbarten 
Rest R^ auch fiir eine Benzogruppierung. 



30 r6 



steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils gegebenenfalls 
durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, 
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Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i- 
Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fur jeweils gege- 
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl, Propenyl, 
Ethinyl, Propinyl oder Propenyloxy, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor 
und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo- 
hexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclo- 
hexylmethyl, oder fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, 
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i- 
Propoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl, oder zusammen mit einem be- 
nachbarten Rest oder r6 fur jeweils gegebenenfalls durch Methyl 
und/oder Ethyl substituiertes Propan-l,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4- 
diyl (Tetramethylen). 

steht besonders bevorzugt fiir eine Einfachbindung, Methylen, Ethyliden 
(Ethan- 1,1-diyl) oder Dimethylen (Ethan-l,2-diyl). 

steht besonders bevorzugt fur Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch 
Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- 
oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfmyl, 
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes Methyl, 
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fur jeweils gegebenenfalls 
durch Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, Butenyl, Propinyl oder 
Butinyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, 
Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder 
Cyclohexyl. 

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor, 
Brom, fur jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder 
Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Acetyl, Propionyl, n- 
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl, 
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls 
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10 



15 



durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i- 
Propylthio, Methylsulfmyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl. Methyl- 
sulfonyl Oder Ethylsulfonyl. 

R3 steht besonders bevorzugt fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, 
Carbamoyl. Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, lod, fiir jeweils gegebenen- 
falls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, 
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio. Methylsulfmyl, Ethylsulfinyl, 
Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i- 
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder 
Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, 
n- Oder i-Propoxy, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor 
substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, 
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder 
i-Propylsulfonyl, oder fur Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, 
Dimethylamino, Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylamino- 
sulfonyl. 

R4 steht besonders bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio- 
20 carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor 

und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, 
n- Oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder 
Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t- 
Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy, 
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, 
fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methyl- 
thio, Ethylthio, n- Oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i- 
Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder 
fur Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Di- 
ethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl. 



25 
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steht besonders bevorzugt fur die heterocyclischen Gruppieningen 




5 r5 
10 
15 
20 
25 

A 



steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Hydroxy, Chlor, Brom, Methyl, 
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Difluormethyl, Dichlormethyl, 
Trifluormethyl, Trichlorm ethyl, Chlordifluormethyl, Fluordichlormethyl, 
Fluorethyl, Chlorethyl, Difluorethyl, Dichlorethyl, Fluor-n-propyl, Fluor-i- 
propyl, Chlor-n-propyl, Chlor-i-propyl, Methoxymethyl, Ethoxymethyl, 
Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- 
oder t-Butoxy, Fluorethoxy, Chlorethoxy, Difluorethoxy, Dichlorethoxy, Tri- 
fluorethoxy, Trichlorethoxy, Chlorfluorethoxy, Chlordifluorethoxy, Fluor- 
dichlorethoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Fluorethylthio, 
Chlorethylthio, Difluorethylthio, Dichlorethylthio, Chlorfluorethylthio, 
Chlordifluorethylthio, Fluordichlorethylthio, Methylsulfmyl, Ethylsulfinyl, n- 
oder i-Propylsulfmyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl- 
sulfonyl, Dimethylamino, Propenylthio, Butenylthio, Propinylthio, Butinyl- 
thio, Cyclopropyl, Cyclopropylmethyl, Cyclopropyhnethoxy, Phenyl oder 
Phenoxy. 

steht besonders bevorzugt fur Amino, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 
s- Oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Methylamino, Dimethylamino, Cyclo- 
propyl Oder Cyclopropylmethyl, oder zusammen mit flir Propan-l,3-diyl 
(Trimethylen), Butan-l,4-diyl (Tetramethylen) oder Pentan-l,5-diyl (Penta- 
methylen). 

steht ganz besonders bevorzugt fur eine Einfachbindung oder fur Methylen. 
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r1 steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, fur jeweils gegebenenfalls 
durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, 
Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, 
n- Oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fur gegebenenfalls durch Cyano, 
5 Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes CyclopropyL 

r2 steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, 
Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy 
oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t- 
10 Butyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder 

fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methyl- 
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl- 
sulfonyl oder Ethylsulfonyl. 

15 r3 steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, 
Brom, lod, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Methoxymethyl, Methylthio- 
methyl, Methylsulfinylmethyl, Methylsulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Di- 
fluormethoxy, Trifluormethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethyl- 
sulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl. 

20 

R"^ steht ganz besonders bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, 
Ethyl, Trifluormethyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinyl- 
methyl, Methylsulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluor- 
methoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl- 
25 sulfonyl, Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl. 



A steht am meisten bevorzugt ftir Methylen. 



Ri 

30 



steht am meisten bevorzugt fiir CyclopropyL 
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R2 steht am meisten bevorzugt flir Wasserstoff, Methoxycarbonyl oder Ethoxy- 
carbonyl 

R3 steht am meisten bevorzugt fur Chlor, Brom, Cyano, Trifluormethyl oder 
MethylsulfonyL 

R4 steht am meisten bevorzugt fur Wasserstoff, Cyano, Chlor, Nitro, Methyl, 
Trifluormethyl, Methoxy oder MethylsulfonyL 

ErfmdungsgemaB bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in welchen eine 
Kombination der vorstehend als bevorzugt aufgefiihrten Bedeutungen vorliegt. 

ErfmdungsgemaB besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in 
welchen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt aufgefiihrten Be- 
deutungen vorliegt. 

ErfmdungsgemaB ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in 
welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgefiihrten 
Bedeutungen vorliegt. 

ErfmdungsgemaB am meisten bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in 
welchen eine Kombination der vorstehend als am meisten bevorzugt aufgefiihrten 
Bedeutungen vorliegt. 

Aus den als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders bevorzugt oder als am 
meisten bevorzugt angegebenen Bedeutungen sind die Verbindungen der allge- 
meinen Formel (lA) noch einmal besonders hervorzuheben. 
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in welchen 

5 n, A, Q, R2, R^, R4, r5 und R^ die vorausgehend angegebenen Bedeutungcn 
haben, wobei die Verbindungen der Formel (lA), bei welchen A fiir Methylen steht, 
hierbei ganz besonders hervorzuheben sind. 

Aus den als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders bevorzugt oder als am 
10 meisten bevorzugt angegebenen Bedeutungen sind auBerdem die Verbindungen der 
allgemeinen Formel (IB) noch einmal besonders hervorzuheben. 




15 in welchen 

n. A, Q, R^, r2, r3, r4^ r5 r6 die vorausgehend angegebenen Bedeutungen 
haben. 



20 Aus den als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders bevorzugt oder als am 
meisten bevorzugt angegebenen Bedeutungen sind auBerdem Verbindungen der all- 
gemeinen Formel (IC) noch einmal besonders hervorzuheben. 
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O 



R 



/ 




,6 



(IC) 



o 



in weichen 



n. A, Q, R^, r2, r3, r4^ r5 ^1^^ r6 die vorausgehend angegebenen Bedeutungen 



haben. 



Die oben aufgefuhrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefuhrten Restede- 
finitionen gelten sowohl fiir die Endprodukte der Formal (I) als auch entsprechend 
fur die jeweils zur Herstellung benotigten Ausgangs- oder Zwischenprodukte. Diese 
Restedefinitionen konnen imtereinander, also auch zwischen den angegebenen bevor- 
zugten Bereichen beliebig kombiniert warden. 

Beispiele fur die erfindungsgemaBen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) sind 
in den nachstehenden Gruppen aufgefiihrt. 



R^, (R\, R^ und R^ haban hierbei beispielhaft die in der nachstehenden Tabelle an- 
gegebenen Bedeutungen: 



Gruppe 1 




H 



(IA-1) 
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(Position-) 






H 




CFi 


CH3 


F 




CF:i 


CH3 


CI 




CF3 


CH3 


Br 




CF3 


CH3 


I 




CF^ 


CH3 


NO2 




CF^ 


CH3 


CN 






CHt 


CH3 




CFi 


13 


OCH3 




3 




CF^ 




CFi 


V-'X 1,3 


OCHF2 




CF7 


V_yX 13 


OCF3 




V^A 3 


CH3 


S07CH:i 








H 




OCH^ 


CH3 


F 




OCH3 


CH3 


CI 




0CH3 


CH3 


Br 




0CH3 


CH3 


I 




0CH3 




NO2 




0CH3 


v^i J-3 


CN 




0CH3 


V.'X i.3 


CH3 




0CH3 


v_^x i.3 


OCH3 




OCH3 


CH3 


CF3 




0CH3 


CH3 


OCHF2 




OCH3 


CH3 


OCF3 




0CH3 


CH3 


SO2CH3 




0CH3 


CH3 


H 




SCH3 


CH3 
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IX UoXLlVlI J 


XV 


R^ 

XV 


F 




LJV^X X3 


^Xx3 


CI 




SCHt 

WV^X XJ 


v^x X3 


Br 




SCHi 

'X X3 


v_^x 13 


I 




SCH3 


\_xX X J 






kJ v^x X3 


v-'XXj 


CN 




OXw'X X3 


v^-x X3 






v>xx3 


V_^X Xj 






tJ\_/X X3 


v^x 13 






ov-zi 13 


v_-x 13 






0 v^l 13 


v^jr 13 






ov^rx3 


\^ii3 






0 V-/XX3 


v^ii3 


X 1 




v/v»^2-n.5 


PH^ 

v_^l 13 






v^v^2-n.5 


PHt 

v—fX 13 






Vxv-^^-*- ■'■5 


PHt 
v^x X3 


Br 






\— 'X X3 


T 
1 






PH^ 






vyv^2*--*-5 


Vvi 13 






vyv-'2^'^5 


PHi 

v^xl3 


v^i 13 






PHo 

v-'X 13 






wV--'2*i5 


PH^i 
v_^m3 


3 






PH^ 
v^i 13 


OPRF- 




0P->Fr^ 


PW^ 


OCF^ 

X-/V-'X 3 




vy\^2A 15 


PHt 
^-✓i 13 


SO2CH3 




OC2H5 


CH3 


H 




N(CH3)2 


CH3 


F 




N(CH3)2 


CH3 


CI 




N(CH3)2 


CH3 



wo 00/68227 
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PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 






Br 


- 


N(CH3)2 


CH3 


I 


- 


N(CH3)2 


CH3 


NO2 


- 


N(CH3)2 


CH3 


CN 


- 


N(CH3)2 


CH3 


CH3 


- 


N(CH3)2 


CH3 


OCH3 


- 


N(CH3)2 


CH3 


CF3 


- 


N(CH3)2 


CH3 


OCHF2 




N(CH3)2 


CH3 


OCF3 


- 


N(CH3)2 


CH3 


SO2CH3 




N(CH3)2 


CH3 


H 


- 


OCH3 




F 


- 


OCH3 




CI 


- 


OCH3 




Br 


- 


OCH3 




I 


- 


OCH3 




NO2 


- 


OCH3 




CN 


- 


OCH3 




CH3 




OCH3 




OCH3 




OCH3 





wo 00/68227 




PCT/EPOO/03608 



r3 


(Position-) 






CF3 




0CH3 




OCHF2 


- 


0CH3 








OCHt 


A 






wv^Jri3 


A 


rl 


f'^ \ PI 


Cr3 


PH^ 


r 




^11.3 


PH^ 


CI 




wv^n.3 


PT4^ 
v_^xj-3 


rsr 




Jjl 


A 




(J-j CI 


L.r3 


PPT^ 
v_^il3 






1^x13 








<sPW^ 

ov-'ri3 


PHo 






PI 


PH^ 










CF3 


(3-) CI 


CF3 


CH3 


OCHF2 


(3-) CI 


CH3 


CH3 


OCF3 


(3-) CI 


CH3 


CH3 


SO2CH3 


(3-) CI 


OCH3 


CH3 



wo 00/68227 
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Gnippe 2 



H3CO 




(lA-2) 



R\ (R'')n, und R^ haben hierbei beispielhaft die fur Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen. 



10 



Gruppe 3 



H5C2O 




(IA-3) 



R^, (R'')n, R" und R^ haben hierbei beispielhaft die ftir Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen. 



Gruppe 4 



H,C 



,S(0), 




(IA-4) 



wo 00/68227 



-20- 



PCT/EPOO/03608 



R^, (R^)n, und haben hierbei beispielhaft die fur Gnippe 1 angegebenen Be- 
deutungen und m steht fiir die Zahlen 0,1 oder 2. 

Gruppe 5 



5 




(IA-5) 



R^, (R'*)n, R^ und haben hierbei beispielhaft die fur Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen. 



Gruppe 6 




(IA-6) 



R^, {R\, R^ und R^ haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen. 



wo 00/68227 
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Gruppe 7 




(IA.7) 



R^, (R'*)n, und R^ haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen. 

5 

Gruppe 8 




(IA-8) 



R^, (R"^),!, R^ und R^ haben hierbei beispielhaft die ftir Gruppe 1 angegebenen Be- 
deutungen und m steht fur die Zahlen 0, 1 oder 2. 

10 

Gruppe 9 




{IB-1) 



wo 00/68227 



-22- 



PCT/EPOO/03608 



R^, (R'*)n, und R^ haben hierbei beispielhaft die in der nachstehenden Tabelle an- 
gegebenen Bedeutungen: 



r3 


(Position-) 
(R\ 






CI 


(2-) CI 


CF3 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SCH3 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SC2H5 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SC3H7 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SC3H7-i 


CH3 


CI 


(2-) CI 






CH3 


CI 


(2-) CI 


1 




CH3 


CI 


(2-) CI 




CH3 


CI 


(2-) CI 


J 


1 


CH3 


CI 




J 


CHi 


CI 


(2-) CI 


SCH=C=CH2 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SCH2CN 


CH3 


CI 


(2-) CI 


SCH2CH2CN 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OCH3 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OC2H5 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OC3H7 


CH3 



wo 00/68227 



m 



-23- 



PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 


R' 




CI 


(2-) CI 


OC3H7-i 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OC4H9 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OCH2CF3 


CH3 


CI 


(2-) CI 


Y 


CH3 


CI 


(2-) CI 


OCeHs 


CH3 


CI 


(2-) CI 


H 


CH3 


CI 


(2-) CI 


CH3 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C2H5 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C3H7 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C3H7-i 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C4H9 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C4H9-1 


CH3 


CI 


(2-) CI 


C4H9-S 


CH3 


CI 


(2-) CI. 


C4H9-t 


CH3 


CI 


(2-) CI 


A 


CH3 


CI 


(2-) CI 


..A 


CH3 


CI 


(2-) CI 


CH=CHCH3 


CH3 


CI 


(2-) CI 




CH3 


CI 


(2-) CI 




CH3 


CI 


(2-) CI 




CH3 



wo 00/68227 
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(Position-) 




R 


CI 




N(CH3)2 


CH3 


CI 






CH3 


CI 


(2-) CI 


CI 


CH3 


CI 


(2-) CI 


Br 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


CF3 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


SCH3 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


SC2H5 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 




CJH.3 


S02CH3 


(2-) CI 


SC3H7-i 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 




CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


1 


1 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 




CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


J 


1 


CH3 


S02CH3 


(2-) CI 


J 


CH3 


S02CH3 ( 


[2-) CI 


SCH=C=CH2 


CH3 


S02CH3 ( 


» CI : 


SCH2CN ( 


CH3 


S02CH3 ( 


2-) CI [ 


3CH2CH2CN ( 


CH3 



wo 00/68227 
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(Position-) 

(R')n 






SO2CH3 


(2-) CI 


OCH3 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


OC2H5 


CH3 


SO2CH3 


(2.) CI 


OC3H7 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 




CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


OC4H9 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


OCH2CF3 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


Y 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


OCeHs 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


H 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


CH3 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C2H5 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C3H7 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C3H7-i 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-i 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-S 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-t 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


A 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 




CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 


CH=CHCH3 


CH3 


SO2CH3 


(2-) CI 




CH3 



wo 00/68227 



-26- 



m 



PCT/EPOO/03608 





(Position-) 






SO2CH3 


(2-) Cl 


xy 


CH3 


SO2CH3 


(2-) Cl 




CH3 


SO2CH3 


(2-) Cl 


N(CH3)2 


CH3 


SO2CH3 


(2-) Cl 




CH3 


oVJ2Crl3 






Uri3 








i^rl3 








u-ri3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


SCH3 


CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


SC2H5 


CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


SC3H7 


CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


SC3H7-i 


CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 




CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


1 




CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 




CH3 


Cl 


(2-) SO2CH3 


J 




CH3 



wo 00/68227 

N 





(Position-) 






CI 


(2-) SO2CH3 


Y 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


SCH=C=CH2 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


SCH2CN 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


SCH2CH2CN 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OCH3 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC2H5 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC3H7 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC3H7-i 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC4H9 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OCH2CF3 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


Y 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC6H5 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


H 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


CH3 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C2H5 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C3H7 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C3H7-i 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9 


CH3 


CI 


(2.) SO2CH3 


C4H9-i 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9-S 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9-t 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 



PCT/EPOO/03608 

27- 



wo 00/68227 



-28- 



• 



PCT/EPOO/03608 





(R')n 




R' 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


CH=CHCH3 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


N(CH3)2 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 




CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


CI 


CH3 


CI 


(2-) SO2CH3 


Br 


CH3 


CI 


(2-) CI 


CF3 




CI 


(2-) CI 


SCH3 




CI 


(2-) CI 


SC2H5 




CI 


(2-) CI 


SC3H7 




CI 


(2-) CI 


SC3H7-i 





wo 00/68227 




PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 






CI 


(2-) CI 






CI 


(2-) CI 


1 


1 


y\ 


CI 


(2-) CI 




A 


CI 


(2-) CI 








CI 


(2-) CI 


J 


A 
/\ 


CI 


(2-) CI 


SCH=C=CH2 


^A 


CI 


(2-) CI 


SCH2CN 


^A 


CI 


(2-) CI 


SCH2CH2CN 




CI 


(2-) CI 


OCH3 




CI 


(2-) CI 


OC2H5 




CI 


(2-) CI 


OC3H7 





wo 00/68227 
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(Position-) 

(R')n 






CI 


(2-) CI 


OCjHv-i 




CI 


(2-) CI 


OC4H9 




CI 


(2-) CI 


OCH2CF3 


A 


CI 


(2-) CI 


J 


A 


CI 


(2-) CI 


OC6H5 




CI 


(2-) CI 


H 




CI 


(2-) CI 


CH3 


A 


CI 


(2-) CI 


C2H5 




CI 


(2-) CI 


C3H7 


^A 


CI 


(2-) CI 


CsHy-i 


/A 


CI 


(2-) CI 


C4H9 




CI 


(2-) CI 


C4H9-1 


^A 



wo 00/68227 



-31 - 



PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 


r5 




CI 


(2-) CI 


C4H9-S 




CI 


(2-) CI 


C4H9-t 




CI 


(2-) CI 




^A 


CI 


(2-) CI 






CI 


(2-) CI 


CH=CHCH3 


^A 


CI 


(2-) CI 


X) 


A 


CI 


(2-) CI 




A 


CI 


(2-) CI 






CI 


(2-) CI 


N(CH3)2 




CI 


(2-) CI 






CI 


(2-) CI 


CI 


^A 


CI 


(2-) CI 


Br 





wo 00/68227 PCT/EPOO/03608 

- 32 - 





(Position-) 

(R')n 






SO2CH3 


(2-) CI 


CF3 




SO2CH3 


(2-) CI 


SCH3 




SO2CH3 


(2-) CI 


SC2H5 


^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


SC3H7 




SO2CH3 


(2-) CI 


SC3H7-i 




SO2CH3 


(2-) CI 






^A 


SO2CH3 


(2-) CI 






y\ 


SO2CH3 


(2-) Ci 






^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


J 




^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


\ 


/ 


A 
/\ 


SO2CH3 


(2-) CI 


SCH-C=CH2 





wo 00/68227 




PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 






SO2CH3 


(2-) CI 


SCH2CN 




SO2CH3 


(2-) CI 


SCH2CH2CN 


A 


SO2CH3 


(2-) CI 


OCH3 




SO2CH3 


(2-) CI 


OC2H5 




SO2CH3 


(2-) CI 


OC3H7 


^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


OC3H7-i 




SO2CH3 


(2-) CI 


OC4H9 




SO2CH3 


(2-) CI 


OCH2CF3 


A 


SO2CH3 


(2-) CI 


J 


A 
/ \ 


SO2CH3 


(2-) CI 


OCfiHs 


A 


SO2CH3 


(2-) CI 


H 


^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


CH3 





wo 00/68227 
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(Position-) 

(R')n 




R" 


SO2CH3 


(2-) CI 


C2H5 




SO2CH3 


(2-) CI 


C3H7 




SO2CH3 


(2-) CI 


C3H7-i 




SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9 


^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-i 


A 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-S 


^A 


SO2CH3 


(2-) CI 


C4H9-t 


^A 


SO2CH3 


(2-) C\ 




A 


SO2CH3 


(2-) CI 




^A 




(2-) CI 


CH=CHCH3 




SO2CH3 


(2-) CI 


jO 


A 

/ \ 


SO2CH3 


(2-) CI 







wo 00/68227 



PCT/EPOO/03608 



-35- 





(Position-) 

(R')n 




R' 


SO2CH3 


(2-) CI 






SO2CH3 


(2-) CI 


N(CH3)2 


/A 


SO2CH3 


(2-) CI 






SO2CH3 


(2-) CI 


CI 




SO2CH3 


(2-) CI 


Br 




CI 


(2-) SO2CH3 


CF3 




CI 


(2-) SO2CH3 


SCH3 




CI 


(2-) SO2CH3 


SC2H5 


/A 


CI 


(2-) SO2CH3 


SC3H7 




CI 


(2-) SO2CH3 


SC3H7-i 


^A 


CI 


(2-) SO2CH3 




y\ 


CI 


(2-) SO2CH3 


II 


/A 



wo 00/68227 
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(Position-) 

(R')n 






CI 


(2-) SO2CH3 


1 




A 


CI 


(2-) SO2CH3 








CI 


(2-) SO2CH3 


Y 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 


SCH=C=CH2 




CI 


(2-) SO2CH3 


SCH2CN 




CI 


(2-) SO2CH3 


SCH2CH2CN 




CI 


(2-) SO2CH3 


OCH3 




CI 


(2-) SO2CH3 


OC2H5 




CI 


(2-) SO2CH3 


OC3H7 




CI 


(2-) SO2CH3 


OC3H7-i 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC4H9 


^A 


CI 


(2-) SO2CH3 


OCH2CF3 


^A 



wo 00/68227 
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(Position-) 






CI 


(2-)S02CH3 


J 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 


OC6H5 




CI 


(2-) SO2CH3 


H 




CI 


(2-) SO2CH3 


CH3 




CI 


(2-) SO2CH3 


C2H5 




CI 


(2-) SO2CH3 


C3H7 


y\ 


CI 


(2-) SO2CH3 


C3H7-i 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9 


/A 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9-i 




CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9-S 


/A 


CI 


(2-) SO2CH3 


C4H9-t 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 




^A 



wo 00/68227 
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(Position-) 

(R')n 






CI 


(2-) SO2CH3 






CI 


(2-) SO2CH3 


CH=CHCH3 




CI 


(2-) SO2CH3 




A 


CI 


(2-) SO2CH3 




A 
/\ 


CI 


(2-) SO2CH3 


-JO 




CI 


(2-) SO2CH3 


N(CH3)2 


^A 


CI 


(2-) SO2CH3 






CI 


(2-) SO2CH3 


CI 


A 


CI 


(2-) SO2CH3 


Br 


A 


CI 


(2-) CI 


CFt 


NrCHi'iT 

i>V_\^xa3y2 


CI 


(2-) CI 


SCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SC2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SC3H7 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SC3H7-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 



wo 00/68227 
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(Position-) 




R^ 


CI 


(2-) CI 




1 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


-J 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




1 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


Y 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SCH=C=CH2 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SCH2CN 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


SCH2CH2CN 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OC2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OC3H7 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OC3H7-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OC4H9 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OCH2CF3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


J 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


OC6H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


H 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


CH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C3H7 


N(CH3)2 



wo 00/68227 



-40- 
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(Position-) 

(R')n 




R^ 


CI 


(2-) CI 


CaHv-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C4H9 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C4H9-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C4H9-S 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


C4H9-t 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


A 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


CH=CHCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


N(CH3)2 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 




N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


CI 


N(CH3)2 


CI 


(2-) CI 


Br 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) CI 


CF3 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) CI 


SCH3 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) CI 


SC2H5 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) CI 


SC3H7 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) CI 


SC3H7-i 


N(CH3)2 



wo 00/68227 
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rPosition-'i 
(R')n 






SO2CH3 


(2-) CI 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


1 


1 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


J 


1 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


J 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


SCH-C=CH2 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


SCH2CN 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) CI 


SCH2CH2CN 


N(CH3)2 
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(2-) OCH3 


Br 


A 
/ \ 


CI 


(2-) OCH^i 


CFi 




CI 


(2-) OCH3 


SCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SC2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SC3H7 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SC3H7-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 






N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




1 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 



• 
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(Position-) 




R^ 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


Y 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SCH=C=CH2 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SCH2CN 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


SCH2CH2CN 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OC2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OC3H7 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OC3H7-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OC4H9 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


OCH2CF3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


Y 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


0C6H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


H 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


CH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C2H5 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C3H7 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C3H7-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C4H9 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C4H9-i 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C4H9-S 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


C4H9-t 


N(CH3)2 



wo 00/68227 




PCT/EPOO/03608 





(Position-) 

(R')n 






CI 


(2-) OCH3 


A 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


CH=CHCH3 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


Xj 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


N(CH3)2 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


Cl 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


Br 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 


CF3 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SCH3 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SC2H5 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SC3H7 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SC3H7-i 


N(CH3)2 


S02CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 
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(Position-) 

(R')n 






SO2CH3 


(2-) OCH3 


1 


1 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


^ j 

s 




N(CH3)2 




(2-) OCHt 


\ / 

Y 


NfCH-*)? 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


SCH=C=CH2 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


SCH2CN 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


SCH2CH2CN 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


OCH3 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


OC2H5 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


.OC3H7 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


OC3H7-i 


N(CH3)2 




(2-) OCHt 


OC4H9 


NfCHOi 




(2-) OCH^ 


OCH2CF3 


NfCH2)2 




(2-) OCH^ 


J 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


OCeHs 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


H 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


CH3 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


C2H5 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


C3H7 


N(CH3)2 
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(Position-) 


R' 




SO2CH3 


(2-) OCH3 


C3H7-i 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


C4H9 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


C4H9-i 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


C4H9-S 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


CAHg-t 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


A 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


CH=CHCH3 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


Xj 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


N(CH3)2 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 




N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


Cl 


N(CH3)2 


SO2CH3 


(2-) OCH3 


Br 


N(CH3)2 


CI 


(2-) OCH3 


CH3 


0CH3 


CI 


(2-) OCH3 


C2H5 


OCH3 


CI 


(2-) OCH3 


C3H7 


0CH3 


CI 


(2-) OCH3 


SCH3 


0CH3 


CI 


(2-) OCH3 


SC2H5 


0CH3 
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(Position-) 

(R')n 




R' 


CI 


(2-) OCH3 


OCH3 


OCH3 


CI 


(2-) OCH3 


OC2H5 


OCH3 


CI 


(2-) OCH3 


CH3 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


C2H5 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


C3H7 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


SCH3 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


SC2H5 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


OCH3 


OC2H5 


CI 


(2-) OCH3 


OC2H5 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


CI 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


Br 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


CH3 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


C2H5 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


C3H7 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SCH3 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SC2H5 


OCH3 


S02CH3 


(2-) OCH3 


OCH3 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


OC2H5 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


CH3 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


C2H5 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


C3H7 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SCH3 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


SC2H5 


OC2H5 


S02CH3 


(2-) OCH3 


OCH3 


OC2H5 



wo 00/68227 



Gruppe 10 




PCT/EPOO/03608 



(IB-2) 



R\ und haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 9 angegebenen Be- 

deutungen. 

Gruppe 1 1 




(IB-3) 



R^ R^ und R^ haben hierbei beispielhaft die flir Gruppe 9 angegebenen Be- 

deutungen. 

Gruppe 12 




(IB-4) 
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R"^, (R'*)n, und R*^ haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 9 angegebenen Be- 
deutungen und m steht fur die Zahlen 0, 1 oder 2. 

Gruppe 13 

O 




(IC-1) 



R^, (R\, R" und R^ haben hierbei beispielhaft die fur Gruppe 9 angegebenen Be- 
deutungen. 

Gruppe 14 




(IC-2) 



R^, (R'^)n, R^ und R^ haben hierbei beispielhaft die flir Gruppe 9 angegebenen Be- 
deutungen, 

Gruppe 15 




(IC-3) 



R^, (R^)n, R**^ und R^ haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 9 angegebenen Be- 
deutungen. 
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(IC-4) 



R^, (R'^)n, und haben hierbei beispielhaft die fiir Gruppe 9 angegebenen Be- 
deutungen und m steht fiir die Zahlen 0, 1 oder 2. 

5 

Die neuen substituierten Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (I) zeiclinen sich 
durch Starke und selektive herbizide Wirksamkeit aus. 

Man erhalt die neuen substituierten Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (I), 
1 0 wenn man 

(a) Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (II) 




15 in welcher 

n, A, R^ R^, R^ und die oben angegebene Bedeutung haben und 
X fur Halogen steht, 

20 

mit Heterocyclen der allgemeinen Formel (III) 



H-Z (III) 
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in welcher 



Z 



die oben angegebene Bedeutung hat. 



gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebe- 
nenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungsmittel umsetzt, 

Oder wenn man 

- fur den Fall, dal3 R" flir Wasserstoff steht - 
(b) Benzoylketone der allgemeinen Fomiel (IV) 



mit einem Orthoameisensauretrialkylester oder einem N,N-Dimethyl-formamid-di- 
alkylacetal und anschlieBend mil Hydroxylamin oder einem Saureaddukt hiervon 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebe- 
nenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdunnungsmittel umsetzt, 

oder wenn man 




(IV) 



in welcher 



n, A, R\ R^, R"* und Z die oben angegebene Bedeutung haben. 



- flir den Fall, daB R^ ftir gegebenenfalls substituiertes Alkoxycarbonyl steht - 
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(c) Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV) 




5 

in welcher 

n, A, R\ R^, R"^ und Z die oben angegebene Bedeutung haben, 

10 mit einem Cyanoameisensaurealkylester und anschlieBend mit Hydroxylamin oder 
einem Saureaddukt hiervon, oder mit einem Chlor-hydroximino-essigsaurealkylester 
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebe- 
nenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdunnungsmittel umsetzt, 

1 5 Oder wenn man 

fur den Fall das fiir Alkylthio steht - 

(d) Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV) 

20 




(IV) 



in welcher 

25 n. A, R\ R^, R"^ und Z die oben angegebene Bedeutung haben, 
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mit Carbondisulfid (Schwefelkohlenstoff) und mit einem Alkylierungsmittel und an- 
schlieBend mit Hydroxylamin oder einem Saureaddukt hiervon 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebe- 
nenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdunnungsmittel umsetzt, 

und gegebenenfalls im AnschluB daran an den gemaB Verfahren (a) bis (d) erhaltenen 
Verbindungen der Formel (I) im Rahmen der Substituentendefmition auf iibliche 
Weise elektrophile oder nucleophile Substitutionsreaktionen bzw. Oxidations- oder 
Reduktionsreaktionen durchfiihrt. 

Die Verbindungen der Formel (I) konnen nach ublichen Methoden in andere Verbin- 
dungen der Formel (I) gemaB obiger Definition umgewandelt werden, beispielsweise 
durch nucleophile Substitution (z.B. r5: CI OC2H5, SCH3) oder durch Oxidation 
(z.B. r5: CH2SCH3 -> CH2S(0)CH3). 

Bei der Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel (I) konnen in ge- 
wissem Umfang auch Verbindungen der allgemeinen Formel (IE) entstehen 




in welcher 



n, A, R\ R^, r\ R"^ und Z die oben angegebene Bedeutung haben. 
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Auch die Verbindungen der allgemeinen Formel (IE) sind als neue Stoffe Gegen- 
stand der vorliegenden Araneldimg. 

Verwendet man beispielsweise (3-Chlormethyl-4-trifluormethyl-phenyl)-(3,5-di- 
5 inethyl-isoxazol-4-yl)-methanon und 4-Methyl-5-trifluormethyl-2,4-dihydro-3H- 
l,2,4-triazol-3-on als Ausgangsstoffe, so karin der Reaktionsablauf beim erfindungs- 
gemaBen Verfahren (a) durch das folgende Formelschema skizziert werden: 




10 

Verwendet man beispielsweise l-[2-ChIor-3-(3,4-dimethyl-5-oxo-4,5-dihydro-[l,2,4- 
triazol- 1 -yl-methyl)-phenyl]-pentan- 1 ,3-dion, N,N-Dimethyl-formamid-diethylacetal 
und Hydroxylamin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablauf beim erfin- 
dungsgemaCen Verfahren (b) durch das folgende Formelschema skizziert werden: 



15 
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Verwendet man beispielsweise 1 -[2-Chlor-3-(4-ethoxy-3-ethyl-5-oxo-4,5-dihydro- 
l,2,4-triazol-l-yl-methyl)-phenyl]-3-cyclopropyl-propan-l,3-dion, Cyanoameisen- 
saure-ethylester und Hydroxylamin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablauf 
beim erfindungsgemaflen Verfahren (c) durch das folgende Formelschema skizziert 
werden: 




Verwendet man beispielsweise l-[2-Chlor-3-(4-methyl-3-methylthio-5-oxo-4,5-dihy- 
dro- 1 ,2,4-triazol- 1 -yl-methyl)-phenyl]-3-cyclopropyl-propan- 1 ,3-dion, Carbondisul- 
fid, Methylbromid und Hydroxylamin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsab- 
lauf beim erfindungsgemaBen Verfahren (d) durch das folgende Formelschema 
skizziert werden: 
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Die beim erfmdungsgemaBen Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der 
allgemeinen Formel (I) als Ausgangsstoffe zu venvendenden Benzoylisoxazole sind 
durch die Formel (11) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (II) haben n. A, 
5 K\ R^, und R"* vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits oben im Zu- 
sammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der allge- 
meinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders beyorzugt 
Oder am meisten bevorzugt ftir n. A, R\ R^, R^ und R"* angegeben worden sind; X 
steht vorzugsweise ftir Fluor, Chlor, Brom oder lod, insbesondere fur Chlor oder 
10 Brom. 

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (II) sind mit Ausnahme von 4-(2-Brom- 
methyl-benzoyl)-5-cyclopropyl-isoxazoI-3-carbonsaure-ethyIester (vgl. WO-A- 

95/31446) noch nicht aus der Literatur bekannt; sie sind unter Ausnahme von 4-(2- 
1 5 Brommethyl-benzoyl)-5-cyclopropyl-isoxazol-3-carbonsaure-ethylester als neue 
Stoffe auch Gegenstand der vorliegenden Anmeldung. 

Man erhalt die neuen Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (II), wenn man 
Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (V) 

20 




in welcher 

n. A, R\ R^, R^ und R"* die oben angegebene Bedeutung haben, 

25 

mit einem Seitenketten-Halogenierungmittel, v^ie z.B. N-Brom-succinimid oder N- 
Chlor-succinimid, im UV-Licht oder in Gegenwart eines Reaktionshilfsmittels, wie 
z.B. 2,2'-Azo-bis-isobuttersaurenitril, in Gegenwart eines Verdiinnungsmittel, wie 
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2.B. Tetrachlormethan, bei Temperaturen zwischen O'^C und 100°C umsetzt (vgl. 
WO- A-95/3 1 446; Herstellungsbeispiele). 

Die Vorprodukte der allgemeinen Formel (V) sind bekannt und/oder konnen nach an 
sich bekannten Verfahren hergestellt werden (vgl. WO-A-95/31446; Herstellungsbei- 
spiele). 

Die beim erfindungsgemaBen Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der 
allgemeinen Formel (I) weiter als Ausgangsstoffe zu verwendenden Heterocyclen 
sind durch die Formel (III) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (III) hat Z 
vorzugsweise diejenige Bedeutung, die bereits oben im Zusammenhang mit der Be- 
schreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) als be- 
vorzugt flir Z angegeben worden ist. 

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (III) sind bekannt und/oder konnen nach 
an sich bekannten Verfahren hergestellt werden. 

Die bei den erfindtmgsgemafien Verfahren (b), (c) und (d) zur Herstellung von Ver- 
bindungen der allgemeinen Formel (I) als Ausgangsstoffe zu verwendenden Benzoyl- 
ketone sind durch die Formel (IV) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel 
(IV) haben n. A, R\ R^, R"* und Z vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits 
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Ver- 
bindungen der allgemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz 
besonders bevorzugt oder am meisten bevorzugt fiir n. A, R', R^, R"* und Z ange- 
geben worden sind. 

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (IV) sind noch nicht aus der Literatur 
bekannt; sie sind als neue Stoffe auch Gegenstand der vorliegenden Anmeldung. 

Man erhalt die neuen Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV), wenn man Ketone 
der allgemeinen Formel (VI) 
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in welcher 

R' die oben angegebene Bedeutung hat, 

mit Benzoesaurederivaten der allgemeinen Formel (VII) 




(VII) 



in welcher 

n. A, r4 und Z die oben angegebene Bedeutung haben, und 

Y fiir Halogen (insbesondere Fluor, Chlor oder Brom) oder fur gegebenenfalls 
substituiertes Alkoxy (insbesondere Methoxy, Ethoxy oder Ethoxyethoxy) 
steht, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Reaktionshilfsmittels, wie z.B. Natriumhydrid, 
und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels, wie z.B. Tetrahydro- 
furan, bei Temperaturen zwischen 0°C und 100°C umsetzt (vgl. die Herstellungsbei- 
spiele). 

Die als Vorprodukte benotigten Benzoesaurederivate der allgemeinen Formel (VII) 
sind bekannt und/oder konnen nach an sich bekannten Verfahren hergestellt werden 
(vgL DE-A-38 39 480, DE-A-42 39 296, EP-A-597 360, EP-A-609 734, DE-A- 
43 03 676, EP-A-6I7 026, DE-A-44 05 614, US-A-5 378 681). 
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Man erhalt die Benzoesaurederivate der allgemeinen Formel (VII), wenn man 
Halogen(alkyi)benzoesaurederivate der allgemeinen Formel (VIII), 




(VIII) 



in welcher 

n, A, r3 und die oben angegebene Bedeutung haben und 

X ftir Halogen (insbesondere Fluor, Chlor oder Brom) steht, und 

fur gegebenenfalls substituiertes Alkoxy (insbesondere Methoxy, Ethoxy 
oder Ethoxyethoxy) steht, 

mit Verbindungen der allgemeinen Formel (III), 

H-Z (III) 

in welcher 

Z die oben angegebene Bedeutung hat, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Reaktionshilfsmittel, wie z.B. Natriumhydrid, 
Triethylamin oder Kaliumcarbonat, und gegebenenfalls in Gegenwart eines Ver- 
diinnungsmittels, wie z.B. Aceton, Acetonitril, N,N-Dimethyl-formamid oder N,N- 
Dimethyl-acetamid, bei Temperaturen zwischen 50°C und 200°C umsetzt (vgl, die 
Herstellungsbeispiele). 
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Die als Vorprodukte benotigten Halogen(alkyl)benzoesaurederivate der Formel 
(Vni) sind bekannt und/oder koimen nach an sich bekannten Verfahren hergestellt 
werden (vgl. EP-A-90 369, EP-A-93 488, EP-A.399 732, EP-A-480 641, EP-A- 
609 798, EP-A-763 524, DE-A-21 26 720, WO-A-93/03722, WO-A-97/38977, 
5 US-A-39 78 127, US-A-48 37 333). 

Das erfindungsgemaBe Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel 
(I) wird unter Verwendung von Orthoameisensaureestem oder N,N-Dimethyl-form- 
amid-acetalen durchgefuhrt, Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkyl- 
10 gruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Bei- 

spiele seien Orthoameisensaure-trimethylester, Orthoameisensaure-triethylester, 
N,N-Dimethyl-formamid-dimethylacetal und N,N-Dimethyl-formamid-diethylacetal 
genannt. 

15 Das erfindungsgemaBe Verfahren (c) zur Herstellung der Verbindungen der Formel 
(I) wird unter Verwendung von Cyanoameisensaurealkylestem oder Chlor-hy- 
droximino-essigsaurealkylestem durchgefuhrt. Diese Verbindungen enthalten vor- 
zugsweise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder 
Ethyl. Als Beispiele seien Cyanoameisensaure-methylester, Cyanoameisensaure- 

20 ethylester, Chlor-hydroximino-essigsaure-methylester und Chlor-hydroximino-essig- 

saure-ethylester genannt. 

Das erfindungsgemaBe Verfahren (d) zur Herstellung der Verbindungen der Formel 
(I) wird unter Verwendung von (Carbondisulfid und) Alkylierungsmitteln durchge- 
25 fiihrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlen- 

stoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Beispiele seien Methylchlorid, 
Methylbromid, Methyliodid, Dimethylsulfat, Ethylchlorid, Ethylbromid, Ethyliodid 
und Diethylsulfat genannt. 

30 Die erfindungsgemaBen Verfahren (b), (c) und - gegebenenfalls - (d) zur Herstellung 

der Verbindungen der Formel (I) werden unter Verwendung von Hydroxylamin oder 
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einem Saureaddukt hiervon durchgeftihrt. Als bevorzugtes Saureaddukt sei 
Hydroxylamin-Hydrochlorid genannt. 

Die erfindungsgemaBen Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der allge- 
meinen Formel (I) werden vorzugsweise unter Verwendung von Verdiinnungsmitteln 
durchgeftihrt. Als Verdiinnungsmittel zur Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Ver- 
fahren (a), (b), (c) und (d) konunen neben Wasser vor allem inerte organische 
Losungsmittel in Betracht. Hierzu gehoren insbesondere aliphatische, alicyclische 
Oder aromatische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispiels- 
weise Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Petrolether, 
Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff; Ether, wie 
Diethylether, Diisopropylether, Dioxan, Tetrahydrofuran oder Ethylenglykoldi- 
methyl- oder -diethylether; Ketone, wie Aceton, Butanon oder Methyl-isobutyl- 
keton; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril oder Butyronitril; Amide, wie N,N-Di- 
methylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methyl-formanilid, N-Methyl- 
pyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester wie Essigsauremethylester 
oder Essigsaureethylester, Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid, Alkohole, wie 
Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, Ethylenglykolmonomethylether, Ethylen- 
glykolmonoethylether, Diethylenglykolmonomethylether, Diethylenglykolmono- 
ethylether, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser. 

Als Reaktionshilfsnrittel fiir die erfindungsgemaBen Verfahren (a), (b), (c) und (d) 
kommen im allgemeinen die ublichen anorganischen oder organischen Basen oder 
Saureakzeptoren in Betracht. Hierzu gehoren vorzugsweise Alkalimetall- oder Erd- 
alkalimetall- -acetate, -amide, -carbonate, -hydrogencarbonate, -hydride, -hydroxide 
oder -alkanolate, wie beispielsweise Natrium-, Kalium- oder Calcium-acetat, 
Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcium-amid, Natrium-, Kalium- oder Calcium- 
carbonat. Natrium-, Kalium- oder Calcium-hydro gencarbonat. Lithium-, Natrium-, 
Kalium- oder Calcium-hydrid, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcium-hydroxid, 
Natrium- oder Kalium- -methanolat, -ethanolat, -n- oder -i-propanolat, -n-, -i-, -s- 
oder -t-butanolat; weiterhin auch basische organische Stickstoffverbindungen, wie 
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beispielsweise Trimethylamin, Triethylamin, Tripropylamin, Tributylamin, Ethyl-di- 
isopropylamin, N,N-Dimethyl-cyclohexylainin, Dicyclohexylamin, Ethyl-dicyclo- 
hexylamin, N,N-Dimethyl-anilin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, 2-Methyl-, 3- 
Methyl-, 4-Methyl-, 2,4-Dimethyl-, 2,6-Dimethyl-, 3,4-Dimethyl- und 3,5-Dimethyl- 
5 pyridin, 5-Ethyl-2-methyl-pyridin, 4-Dimethylamino-pyridin, N-Methyl-piperidin, 
l,4-Diazabicyclo[2,2,2]-octan (DABCO), l,5-Diazabicyclo[4,3,0]-non-5-en (DBN), 
Oder l,8-Diazabicyclo[5,4,0]-undec-7-en (DBU). 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen 
10 Verfahren (a), (b), (c) und (d) in einem groCeren Bereich variiert werden. Im allge- 
meinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und ISO^'C, vorzugsweise 
zwischen lOX und 120°C. 

Die erfindungsgemaBen Verfahren werden im allgemeinen unter Normaldruck durch- 
15 gefuhrt. Es ist jedoch auch moglich, die erfindungsgemaBen Verfahren unter er- 
hohtem oder vermindertem Druck - im allgemeinen zwischen 0, 1 bar und 1 0 bar - 
durchzufiihren. 

Zur Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahren werden die Ausgangsstoffe im 
20 allgemeinen in angenahert aquimolaren Mengen eingesetzt. Es ist jedoch auch 
moglich, eine der Komponenten in einem groBeren UberschuB zu verwenden. Die 
Umsetzung wird im allgemeinen in einem geeigneten Verdunnungsmittel in Gegen- 
wart eines Reaktionshilfsmittels durchgefiihrt und das Reaktionsgemisch wird im all- 
gemeinen mehrere Stunden bei der erforderlichen Temperatur geriihrt. Die Auf- 
25 arbeitung wird nach ublichen Methoden durchgefiihrt (vgl. die Herstellungsbei- 
spiele). 

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen als Defoliants, Desiccants, Krautab- 
totungsmittel und insbesondere als Unkrautvemichtungsmittel verwendet werden. 
30 Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf- 
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wachsen, wo sie unerwtinscht sind. Ob die erfmdungsgemafien Stoffe als totale oder 
selektive Herbizide wirken, hangt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab. 

Die erfindungsgemaCen Wirkstoffe konnen z.B. bei den folgenden Pflanzen ver- 
5 wendet werden: 

Dikotyle Unkrauter der Gattungen: Sinapis, Lepidium, Galium, Stellaria, Matricaria, 
Anthemis, Galinsoga, Chenopodium, Urtica, Senecio, Amaranthus, Portulaca, 
Xanthium, Convolvulus, Ipomoea, Polygonum, Sesbania, Ambrosia, Cirsium, 
10 Carduus, Sonchus, Solanum, Rorippa, Rotala, Lindemia, Lamium, Veronica, 
Abutilon, Emex, Datura, Viola, Galeopsis, Papaver, Centaurea, Trifolium, 
Ranunculus, Taraxacum. 

Dikotyle Kulturen der Gattungen: Gossypium, Glycine, Beta, Daucus, Phaseolus, 
15 Pisum, Solanum, Linum, Ipomoea, Vicia, Nicotiana, Lycopersicon, Arachis, 
Brassica, Lactuca, Cucumis, Cucurbita. 

Monokotyle Unkrauter der Gattungen: Echinochloa, Setaria, Panicum, Digitaria, 
Phleum, Poa, Festuca, Eleusine, Brachiaria, Lolium, Bromus, Avena, Cyperus, 
20 Sorghum, Agropyron, Cynodon, Monochoria, Fimbristylis, Sagittaria, Eleocharis, 
Scirpus, Paspalum, Ischaemum, Sphenoclea, Dactyloctenium, Agrostis, Alopecurus, 
"Apera, Aegilops, Phalaris. 

Monokotyle Kulturen der Gattungen: Oryza, Zea, Triticum, Hordeum, Avena, 
25 Secale, Sorghum, Panicum, Saccharum, Ananas, Asparagus, Allium. 

Die Verwendung der erfmdungsgemafien Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese 
Gattungen beschrankt, sondem erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere 
Pflanzen. 

30 
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Die erfindungsgemaOen Wirkstoffe eignen sich in Abhangigkeit von der Kon- 
zentration zur Totalunkrautbekampfung, z,B. auf Industrie- und Gleisanlagen und auf 
Wegen und Platzen mit und ohne Baumbewuchs. Ebenso konnen die erfindungs- 
gemafien Wirkstoffe zur Unkrautbekampfling in Dauerkulturen, z.B. Forst, Zierge- 
5 holz-, Obst-, Wein-, Citrus-, NuC-, Bananen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpalm-, 
Kakao-, Beerenfirucht- und Hopfenanlagen, auf Zier- und Sportrasen und Weide- 
flachen sowie zur selektiven Unkrautbekampfling in einjahrigen Kulturen eingesetzt 
warden. 

Die erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) zeigen starke herbizide Wirk- 
samkeit und ein breites Wirkungsspektrum bei Anwendung auf dem Boden und auf 
oberirdische Pflanzenteile. Sie eignen sich in gewissem Umfang auch zur selektiven 
Bekampfling von monokotylen und dikotylen Unkrautem in monokotylen und di- 
kotylen Kulturen, sowohl im Vorauflauf- als auch im Nachauflauf-Verfahren, 

Die Wirkstoffe konnen in die ublichen Formulierungen iibergeflihrt v^erden, wie 
Losungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Staubemittel, Fasten, 
losliche Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-im- 
pragnierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren 
Stoffen. 

Diese Formulierungen werden in bekannter -Weise hergestellt, z. B. durch Ver- 
mischen der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also flussigen Losungsmitteln und/oder 
festen Tragerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflachenaktiven 
25 Mitteln, also Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugen- 
den Mitteln. 

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel konnen z.B. auch organische 
Losungsmittel als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als flussige Losungsmittel 
30 kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkyl- 
naphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie 



10 



15 



20 
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Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, 
wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erdolfraktionen, mineralische und pflanzliche 
Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie 
Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare 
Losungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser. 

Als feste Tragerstoffe kommen in Frage: z.B. Ammoninmsalze und natiirliche 
Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mont- 
morillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse 
Kieselsaure, Aluminiumoxid und Silikate, als feste Tragerstoffe fiir Granulate 
kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktionierte natiirliche Gesteine wie Calcit, 
Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen 
und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Sagemehl, 
KokosnuOschalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaum- 
erzeugende Mittel kommen in Frage: z.B. nichtionogene und anionische Emul- 
gatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsaure-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, z.B. 
Alkylarylpolyglykolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie EiweiB- 
hydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage: z.B. Lignin-Sulfitablaugen und 
Methylcellulose. 

Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche 
xmd synthetische pulvrige, komige oder latexformige Polymere verwendet werden, 
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospho- 
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere 
Additive konnen mineralische und vegetabile Ole sein. 

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro- 
cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metal Iphthalocyanin- 
farbstoffe und Spurennahrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, 
Molybdan und Zink verwendet werden. 
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Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent 
Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %. 

Die erfmdungsgemaBen Wirkstoffe konnen als solche oder in ihren Formulierungen 
5 auch in Mischung mit bekannten Herbiziden zur Unkrautbekampfling Verwendung 
finden, wobei Fertigformulierungen oder Tankmischungen moglich sind. 

Fur die Mischungen kommen bekannte Herbizide infrage, beispielsweise 
Acetochlor, Acifluorfen(-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodium), 

10 Ametryne, Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfliron, Anilofos, Asulam, Atrazine, 
Azafenidin, Azimsulfuron, Benazoiin(-ethyl), BenfUresate, Bensulfuron(-methyl), 
Bentazon, Benzobicyclon, Benzofenap, Benzoylprop(-ethyl), Bialaphos, Bifenox, 
Bispyribac(-sodium), Bromobutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, 
Butroxydim, Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-ethyl), 

15 Chlomethoxyfen, Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-ethyl), Chlomitrofen, 
Chlorsulfuron, Chlortoluron, Cinidon(-ethyl), Cinmethylin, Cinosulfuron, 
Clethodim, Clodinafop(-propargyl), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyra- 
sulfuron(-methyl), Cloransulam(-methyl), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne, 
Cycloate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop(-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, 2,4-DP, 

20 Desmedipham, Diallate, Dicamba, Diclofop(-methyl), Diclosulam, Diethatyl(-ethyl), 
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor, 
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat, Di- 
thiopyr, Diuron, Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin, Ethametsulf- 
uron(-methyl), Ethofiimesate, Ethoxyfen, Ethoxysulftiron, Etobenzanid, Fenoxa- 

25 prop(-P-ethyl), Flamprop(-isopropyl), Flamprop(-isopropyl-L), Flamprop(-methyl), 
Fiazasulfuron, Fluazifop(-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone, Flufenacet, Flumet- 
sulam, Flumiclorac(-pentyl), Flumioxazin, Flumipropyn, Flumetsulam, Fluometuron, 
Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-ethyl), Flupoxam, Flupropacil, Flurpyrsulfuron(- 
methyl, -sodium), Flurenol(-butyl), Fluridone, Fluroxypyr(-meptyl), Flurprimidol, 

30 Flurtamone, Fluthiacet(-methyl), Fluthiamide, Fomesafen, Glufosinate(-ammonium), 
Glyphosate(-isopropylammonium), Halosafen, Haloxyfop(-ethoxyethyl), Haloxy- 
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fop(-P-methyl), Hexazinone, Imazamethabenz(-methyl), Imazamethapyr, Imazamox, 
Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, lodosulfixron, loxynil, 
Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachloitole, Isoxaflutole, Isoxapyri- 
fop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, MCPP, Mefenacet, Mesotrione, Meta- 
5 mitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenzuron, Metobromuron, (alpha- 
)Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron(-methyl), Molinate, 
Monolinuron, Naproanilide, Napropamide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, 
Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxy- 
fluorfen. Paraquat, Pelargonsaure, Pendimethalin, Pentoxazone, Phenmedipham, 

10 Picolinafen, Piperophos, Pretilachlor, Primisulfuron(-methyl), Procarbazone, 
Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquizafop, Propisochlor, Propyzamide, Pro- 
sulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen(-ethyl), Pyrazolate, Pyrazosulfuron(-ethyl), Pyraz- 
oxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyriminobac(-methyl), Pyrithio- 
bac(-sodium), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine, Quizalofop(-P-ethyl), 

15 Quizalofop(-P-tefuryl), Rimsulfiiron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione, 
Sulfentrazone, Sulfometuron(-methyl), Sulfosate, Sulfosulfiiron, Tebutam, Tebuthi- 
uron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazo- 
pyr, Thidiazimin, Thifensulfuron(-methyl), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim, 
Triallate, Triasulfiiron, Tribenuron(-methyl), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin, Tri- 

20 flusulfliron, Tritosulfiiron. 

Auch eine Mischung mit anderen bekannlen Wirkstoffen, wie Fungiziden, 
Insektiziden, Akariziden, Nematiziden, Schutzstoffen gegen VogelfraB, Pflanzen- 
nahrstoffen und Bodenstruktur-verbesserungsmitteln ist moglich. 

25 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus 
durch weiteres Verdunnen bereiteten Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige 
Losungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pasten und Granulate angewandt 
warden. Die Anwendung geschieht in ublicher Weise, z.B. durch GieBen, Spritzen, 
30 Spriihen, Streuen. 



wo 00/68227 



PCT/EPOO/03608 

- 86 - 



Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen sowohl vor als auch nach dem Auflaufen 
der Pflanzen appliziert werden. Sie konnen auch vor der Saat in den Boden einge- 
arbeitet werden. 

5 Die angewandte Wirkstoffmenge kann in einem groBeren Bereich schwanken. Sie 
hangt im wesentlichen von der Art des gewunschten Effektes ab. Im allgemeinen 
liegen die Aufwandmengen zv^ischen 1 g und 10 kg Wirkstoff pro Hektar Boden- 
flache, vorzugsweise zw^ischen 5 g und 5 kg pro ha. 

10 Die Herstellung und die Verwendung der erfmdungsgemafien Wirkstoffe geht aus 
den nachfolgenden Beispielen hervor. 
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Herstellungsbeispiele: 



Beispiel 1 




Eine Losung von 1,20 g (33%ig, d.h. 2,8 mMol) 4-(3-Bronimethyl-5-trifluormethyl- 
benzoyl)-5-cyclopropyl-isoxa2ol-3-carbonsaure-inethylester in 10 ml N,N-Dimethyl- 
formamid wird bei Raumtemperatur (ca. 20°C) unter Riihren zu einer Mischung aus 

10 0,44 g (2,8 mMol) 4-Ethoxy-5-ethyl-2,4-dihydro-3H-l,2,4-triazo]-3-on, 84 mg 
(2,8 mMol) Natriumhydrid (75%ig) und 20 ml N;N-Dimethyl-fomiamid tropfen- 
weise gegeben und die Reaktionsmischung wird 30 Minuten bei Raimitemperatur ge- 
riihrt. AnschlieQend wird die Mischung mit gesattigter wassriger Natriumchlorid- 
Losung auf etwa das doppelte Volumen verdunnt und zweimal mit Essigsaureethyl- 

15 ester extrahiert. Die vereinigten organischen Extraktionslosungen werden mit 
Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Das Filtrat wird im Wasserstrahlvakuum ein- 
geengt und der Ruckstand durch Saulenchromatografie (Kieselgel, Hexan/Essig- 
saureethylester, Vol.: 7/3) gereinigt. 

20 Man erhalt 0,45 g (96 % der Theorie bezogen auf 33%iges Edukt) (5-Cyclopropyl-3- 
methoxycarbonyl-isoxazol-4-yl)-[2-(4-ethoxy-3-ethyl-5-oxo-4,5-dihydro-[l,2,4]- 
triazoI-l-yl-methyl)-4-trifluormethyl-phenyl]-methanon als amorphes Produkt. 



LogP (bei pH=2,3 bestimmt): 3,56. 

25 
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(Verfahren (b)) 

5 Eine Mischung aus 1,5 g (36 mMol) l-Cyclopropyl-3-[2-(4-methyl-3-methylthio-5- 

oxo-4,5-dihydro-[ 1 ,2,4]-triazol- 1 -yl-methyl)-4-trifluormethyl-phenyI]-propan- 1 ,3- 
dion, 0,56 g (46 mMol) N,N-Dimethyl-formamid-dimethylacetal und 15 ml Toluol 
wird 60 Minuten bei 90°C geriihrt. Dann wird im Wasserstrahlvakuum eingeengt, der 
Ruckstand in 15 ml Ethanol aufgenommen und nach Zugabe von 0,25 g (36 mMol) 

10 Hydroxylamin-Hydrochlorid zwei Stunden bei Raumtemperatur (ca, 20°C) geruhrt. 

Nach Einengen im Wasserstrahlvakuum wird der Ruckstand mit Methylen- 
chloridAVasser geschiittelt, die organische Phase abgetrennt, mit gesattigter wassri- 
ger Natriumchlorid-Losung gewaschen, mit Natriumsulfat getrocknet und filtriert. 
Das Filtrat wird im Wasserstrahlvakuum eingeengt und der Ruckstand durch Saulen- 

15 chromatografie (Kieselgel, Essigsaureethylester/Hexan, Vol.: 1/1) gereinigt. 

Man erhalt 0,20 g (13 % der Theorie) (5-Cyclopropyl-isoxazol-4-yl)-[2-(4-methyl-3- 
methylthio-5-oxo-4,5-dihydro-[l,2,4]-triazol-l-yl-methyl)-4-trifluonnethyl-phenyl]- 
methanon als amorphes Produkt. 

20 

LogP (bei pH=2,3 bestimmt): 2,94. 

Analog zu den Beispielen 1 und 2 sowie entsprechend der allgemeinen Beschreibung 
der erfindungsgemaBen Herstel lungs verfahren konnen beispielsweise auch die in den 
25 nachstehenden Tabellen 1 und la aufgefiihrten Verbindungen der allgemeinen 

Fomiel (I) - bzw, der Formeln (lA), (IB), (IC) oder (ID) - hergestellt werden. 
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Tabelle 1 : Beispiele fur die Verbindungen der Formeln (I) bzw. (lA), (IB), (IC) 



Bsp.- 
Nr. 


A 


Q 


Ri 


R2 


R3 


(Position) 
(R^)n 


R5 


R6 


(Formel) 
Physikal. 
Daten 


3 


CH2 


0 


A 




Br 




OC2H5 


CH3 


(lA) 

log? = 3,15'^ 


4 


CH2 


0 


A 


CH, 

I 


Br 


- 


C2H5 


OC2H5 


(lA) 

logP = 3,36 


5 


CH2 


0 


A 


CH, 

1 


Br 


- 


CF3 


CH3 


(lA) 

log? = 3,50 


6 


CH2 


0 


A 


1 ' 


CF3 


- 


OC2H5 


CH3 


(lA) 

logP = 3,32 


7 


V— 'i. JL2 


0 


1 

A 


CH, 








V-'1 13 


logP = 3,22 


8 


CH2 


0 


A 


H 


CI 


(2) CI 


CF3 


CH3 


(IB) 

'h-nmr 

(DMSO-D6, 
5): 8,7 ppm 


9 


CH2 


0 


A 


H 


F 




SCH3 


CH3 


(lA) 

'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
8,3 ppm 
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Bsp.- 
Nr. 


A 


Q 


Ri 


R2 


R3 


(Position) 
(R^)n 


R5 


R6 


(Formel) 
Physikal. 
Daten 


10 


CH2 


0 


A 


H 


CI 


(2) OCH3 


CF3 


CH3 


(IB) 

'h-nmr 

(DMSO-D6, 
5): 8,6 ppm 


11 


CH2 


0 


A 


H 


CI 


(2) CI 


OC2H5 


CH3 


(IB) 

'h-nmr 

(DMSO-D6, 
6): 8,7 ppm 


12 




0 


A 


H 


CI 


(2) CI 


OCH3 


CH3 


(IB) 

'h-nmr 

(DMSO-D6, 
8): 8,7 ppm 


13 


CH2 


0 


A 


H 


CF3 




OCH3 


CH3 


(lA) 



r • 
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Tabelle la: Beispiele fur die Verbindungen der Formel (I) bzw. (ID) 



Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 

r2 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 




1 

k 




CI 


(A\ 

\r) 
Cl 




log" — Z,*fo 


JJJ-Z 




TT 

rl 


OCH3 


Cl 


0 

w 


lOgr — ZjHO 


T"r\ 1 
LD-3 


k 


TT 

rl 


('~)\ 

Cl 


Cl 


(3) 

0 




ID-4 


1 

A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
Cl 


(3) 

0 




ID-5 


1 


H 


(2) 
Cl 


(4) 
Cl 


(3) 

0 

^x-v. /CH3 

U 






A 


n 


Cl 


Cl 


(X\ 

0 

UV 




ID-7 


A 


H 


(2) 
Cl 


(4) 
Cl 


(3) 

0 
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Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R' 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-8 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 




ID-9 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 

\ / 




ID- 10 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

0 

1 1 




ID-11 




H 


(2) 
CI 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

\ / 




ID- 12 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

1 1 




ID-13 


A 


H 


(2) 

SO2CH3 


(4) 
CI 


(3) 

\ / 
\ / 




ID-14 


A 


H 


(2) 

SO2CH3 


(4) 
CI 


(3) 

0 

/\ 

1 1 




ID- 15 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 

CF3 


(3) 

0 

V_7 
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Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R 


(Position) 

(R )n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID- 16 


k 


H 


(2) 
CI 


(4) 

CF3 


(3) 

^^^^ Jk 

1 1 




ID-17 


k 


H 


(2) 
NO2 


(4) 
CF3 


(3) 

0 

\ / 




ID- 18 


k 


H 


(2) 
NO2 


(4) 
CF3 


(3) 

0 




ID-19 


k 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 

CF3 


(3) 

\ / 




ID-20 


k 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CF3 


(3) 

^^^^ ^CH^ 
1 1 




ID-21 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CN 


(3) 

0 




ID-22 


k 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CN 


(3) 




ID-23 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CN 


(3) 

0 

w 





wo 00/68227 PCT/EPOO/03608 

- 95 - 



Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R^ 


(Position) 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-24 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CN 


(3) 

1 1 




ID-25 




H 


(2) 
CI 


(4) 
F 


(3) 

0 

\ / 




ID-26 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
F 


(3) 

0 

/CH3 

^ N N 
1 [ 




ID-27 


A 


H 


H 


- 


(2) 

0 

\ / 




ID-28 


A 


H 


H 


- 


(2) 

0 

^^.^ Jk /CH3 

j 1 




ID-29 


A 


H 


(4) 
F 




(2) 

0 

\ / 




ID-30 


A 


H 


(4) 
F 


- 


(2) 

0 

1 j 




ID-31 


A 


H 


(4) 
CI 




(2) 
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Bsp.- 
nt. 


R' 




(Position) 
R 


(Position) 

(R^)n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-32 


A 


H 


(4) 
CI 




(2) 

^ N N 
1 1 




ID-33 


A 


H 


(4) 
F 


- 


(2) 

0 

JT OJ I\J < J 




ID-34 


A 


H 


(4) 
CI 


- 


(2) 

1 

/ N N ^ ^ 

V_7 




ID-35 


A 


H 


(4) 
Br 


- 


(2) 

0 

jj 

/ IN N 




ID-36 


A 


H 


(4) 
I 


- 


(2) 

0 

/ IN (M 

w 




ID-37 


A 


H 


(4) 
NO2 


- 


(2) 

w 




ID-38 


A 


H 


(4) 
CN 


- 


(2) 

0 




ID-39 


A 


H 


(4) 
CF3 




(2) 
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Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R^ 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-40 


A 


H 


(4) 

SO2CH3 




(2) 

0 

\_7 




ID-41 


A 


H 


(4) 

OCH3 


- 


(2) 

0 




ID-42 


A 


H 


(4) 

OCF3 


- 


(2) 

0 




ID-43 


A 


H 


(4) 

OCHF2 


- 


(2) 

0 




ID-44 


A 


H 


(4) 
SCH3 


- 


(2) 

0 




ID-45 


A 


H 


(4) 

SOCH3 


- 


(2) 




ID-46 


A 


CH, 
1 ^ 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 

W 




ID-47 


A 


CH- 
1 ^ 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

w 
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Bsp.- 
Nr- 


R' 




(Position) 


(Position) 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-48 


A 


CH3 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 

^-^^ 

1 J 




ID-49 


A 




(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

^^-^ 

^ N N 
1 1 




ID-50 


A 


SCH3 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 




ID-51 


A 


SCH3 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

0 

\ / 




ID-52 


A 


SCH3 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 

1 J 




ID-53 


A 


SCH3 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

L J 




ID-54 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
Ci 


(3) 

^...--""^^ ^.."^^^ ^^2^S 

^ N N 
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Bsp.- 

XT*- 

JNr. 


R" 




(Position) 


(Position) 


(Position) 


Physikal. 
Daten 


ID-55 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

0 

^-^^"^ .y^^ ^^2^5 

^ N N 






ID-56 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

0 

^ N N 




ID-57 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

0 

kJ 




ID-58 


A 


H 


(4) 
CF3 


- 


(2) 

0 

^CH, 

1 1 




ID-59 


A 


H 


(4) 
CF3 


- 


(2) 

0 

\ / 




ID-60 


A 


H 


(4) 

CF3 


- 


(2) 

^ X CH 
^y^^ ^^2^5 




ID-61 


1 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) ^ 




ID-62 




H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


0 

(3) ^ 
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Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R^ 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
-A-Z 


Physikal. 
Daten 


ID-63 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

L J 

^--^ 




ID-64 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

1 1 




ID-65 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 
CI 


(3) 

/IN N 

w 




ID-66 


A 


H 


(2) 

OCH3 


(4) 
CI 


(3) 

IN IM 




ID-67 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

X 

\ / 




ID-68 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

1 t 




ID-69 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 

SO2CH3 


(3) 




ID-70 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

y^X^ 
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Bsp.- 
Nr 


r' 




(Position) 


(Position) 

(^ Jn 


(Position) 


Physikal. 
Daten 


ID-71 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

CF3 


(3) 

0 

^ N N 
1 1 




ID-72 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 
CF3 


(3) 




ID-73 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

CF3 


(3) 




ID-74 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 

SO2CH3 


(3) 




ID-75 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

0 

V-/ 




ID-76 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 
CF3 


(3) 

\ / 

\ f 




ID-77 


A 


H 


(2) 
CI 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

0 




ID-78 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

0 





wo 00/68227 



102- 



PCT/EPOO/03608 



Bsp.- 


R' 


R^ 


(Position) 


(Position) 


(Position) 


Physikal. 


Nr. 






R 




-A-Z 


Daten 


ID-79 


A 


H 


(2) 
NO2 


(4) 
CF3 


(3) 

^ N N 





Die Bestimmung der in Tabelle 1 angegebenen logP-Werte erfolgte gemaB EEC- 
Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato- 
5 graphy) an einer Phasenumkehrsaule (C 18). Temperatur: 43°C. 

(a) Eluenten fur die Bestimmung im sauren Bereich: 0,1% wassrige Phosphorsaure, 
Acetonitril; linearer Gradient von 10% Acetonitril bis 90% Acetonitril - ent- 
sprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit ^) markiert, 

10 

(b) Eluenten fur die Bestimmung im neutralen Bereich: 0,01-molare wassrige 
Phosphatpuffer-Losung, Acetonitril; linearer Gradient von 1 0 % Acetonitril bis 90 % 
Acetonitril - entsprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit ^) markiert. 

15 Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoff- 
atomen), deren logP-Werte tekannt sind (Bestimmung der logP-Werte anhand der 
Retentionszeiten durch lineare Interpolation zwischen zwei aufeinanderfolgenden 
Alkanonen). 

20 Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in 
den Maxima der chromatographischen Signale ermittelt. 
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Ausgangsstoffe der Forniel (ID: 
Beispiel (11-1) 




CF3 

5 

Eine Mischung aus 3,0 g (8,5 mMol) 5-Cyclopropyl-4-(2-methyl-4-trifluormethyl- 
benzoyl)-isoxa2ol-4-carbonsaure-methylester, 1,5 g (8,5 mMol) N-Brom-succinimid, 
0,15 g 2,2'-Azo-bis-isobuttersaurenitril und 45 ml Tetrachlormethan wird zwei 
Stunden unter RuckfluB erhitzt und nach Abkuhlen filtriert. Das Filtrat wird mit 
10 Methylenchlorid auf etwa das doppelte Volumen verdunnt, mit 20%iger wassriger 
Natriumhydrogensulfit-Losung gewaschen, mit Natriumsulfat getrocknet und fil- 
triert. Vom Filtrat wird das Losungsmittel im Wasserstrahlvakuum sorgfaltig ab- 
destilliert. 

15 Man erhalt 2,5 g (68% der Theorie) 5-Cyclopropyl-4-(2-brommethyl-4-trifluor- 
methyl-benzoyl)-isoxazol-4-carbonsaure-methylester als amorphes Produkt, welches 
ohne Reinigung weiter umgesetzt werden kann. 

Analog Beispiel (II- 1) konnen beispielsweise auch die in der nachstehenden Tabelle 
20 2 aufgefiilirten Verbindungen der Formel (II) hergestellt werden. 
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Tabelle 2: Beispiele fiir die Verbindungen der Formel (II) 



Bsp.- 
Nr. 






(Position) 
R' 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
A-X 


Physikal. 
Daten 


II-2 


1 

A 




(4) 
Br 




(2) 

CH2Br 




II-3 


1 


1 


(4) 
CI 




(2) 

CHjBr 




II-4 


1 

A 


CH. 
1 


(4) 
CH3 




(2) 

CHzBr 




II-5 


1 

A 


CH3 


(4) 
CN 




(2) 

CH2Br 




II-6 


1 

A 


CH, 
1 ^ 


(4) 

OCH3 




(2) 

CH2Br 




II-7 


1 

A 


1 


(4) 

SCH3 




(2) 

CHzBr 




TT O 


A 




(4) 

SO2CH3 




(2) 

CH2Br 




II-9 


A 


CH, 
1 ' 


(4) 

S02N(CH3)2 




(2) 

CHzBr 




11-10 




SCH3 


(4) 
CF3 




(2) 

CHzBr 
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Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
R^ 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
A-X 


Physikal. 
Daten 


11-11 


1 

A 


CH3 


(4) 

OCHF2 




(2) 

CHzBr 




n-12 


1 

A 


CH. 
1 ^ 
n 0 


(4) 

OCF3 




(2) 

CHjBr 




n-13 


1 

A 


1 ' 
n 0 

^"^^ 


(4) 
NO2 




(2) 

CHjBr 




n-14 


1 

A 


CH3 


(4) 
CI 


(2) 
CI 


(3) 

CHzBr 




11-15 


1 

A 


H 


(4) 
CI 


(2) 
CI 


(3) 

CH2Br 




n-16 


1 

A 


C2H5 
n n 


(4) 
CI 


(2) 
CI 


(3) 

CH2Br 




11-17 


1 

A 


C2H5 


H 




(3) 

CH2Br 




n-18 


A 


H 


H 




(3) 

CH2Br 




11-19 


A 


H 


(4) 
CI 


(2) 

OCH3 


(3) 

CHjBr 




11-20 


A 


H 


(4) 
CH3 


(3) 

OCH3 


(2) 

CH2Br 




11-21 


A 


H 


(4) 
CN 


(3) 

OCH3 


(2) 

CH2Br 
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-1— V 

Bsp.- 
Nr. 


R' 




(Position) 
K' 


(Position) 

(R')n 


(Position) 
A-X 


Physikal. 
Daten 


11-22 


1 

Za 


H 


(4) 

SO2CH3 


(3) 

CH2OCH 

3 


(2) 

CHaBr 




n-23 


1 


H 


(4) 

CF3 


(3) 

CH2OCH 

3 


(2) 

CHjBr 




11-24 




H 


(4) 

F 


(2) 
CI 


(3) 

CHjBr 
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Ausgangsstoffe der Formel (IV): 
Beispiel (IV-l) 




5 

Eine Mischung aus 0,94 g (1 1 mMol) Cyclopropyl-methyl-keton, 0,35 g (11 mMol) 
Natriumhydrid (75%ig) und 15 ml Tetrahydrofuran wird 30 Minuten bei 20°C 
geriihrt. Dann wird tropfenweise eine Losung von 2,0 g (5,5 mMol) 4-Methyl-5- 
methylthio-2-(2-methoxycarbonyl-5-trifluomiethyl-benzyl)-2,4-dihydro-3H-l,2,4-tri- 

10 azol-3-on in 8 ml Tetrahydrofuran dazu gegeben und nach Zugabe von 0,2 g Di- 
benzo-18-Krone-6 wird die Reaktionsmischung 60 Minuten unter RuckfluB erhitzt. 
Nach Abkiihlen auf Raumtemperatur wird mit 100 ml Essigsaureethylester verdunnt, 
mit gesattigter wassriger Ammoniumchlorid-Losung geschuttelt, mit Natriumsulfat 
getrocknet und iiber Kieselgel filtriert. Vom Filtrat wird das Losungsmittel im 

15 Wasserstrahlvakuum sorgfaltig abdestilliert. 

Man erhalt 1,5 g (66 % der Theoric) l-Cyclopropyl-3-[4-methyl-3-methylthio-5-oxo- 
4,5-dihydro-[l,2,4]-triazol-l-yl-methyl)-phenyl]-propan-l,3-dion als amorphes Pro- 
dukt, welches ohne Reinigung weiter umgesetzt werden kann. 



20 
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Ausgangsstoffe der Forme! (VII): 
Beispiel rVII-1) 



Stufe 1 




10 g (49 mMol) 2-Methyl-4-trifluormethyl-ben2oesaure werden in 150 ml Ethanol 
gelost und mit 1 ml konz. Schwefelsaure versetzt. Nach 24 Stunden Erhitzen unter 
RuckfluB wird die Losung eingeengt, in Methylenchlorid aufgenommen und mit ge- 
sattigter waBriger Natriumhydrogencarbonat-Losung extrahiert. Die Methylen- 
chlorid-Phase wird uber Natriumsulfat getrocknet und im Wasserstrahlvakuum 
eingeengt. 

Man erhalt 9 g (80 % der Theorie) 2-Methyl-4-trifluomiethyl-benzoesaure-ethylester 
als amorphen Ruckstand, 
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Stufe 2 




CF3 

9 g (39 mMol) 2-Methyl-4-trifluonnethyl-ben2oesaure-ethylester werden in 200 ml 
Tetrachlormethan gelost und mit 7 g (39 mMol) A^-Brom-succinimid und 0.1 g Di- 
5 benzoylperoxid versetzt. Nach 6 Stunden Erhitzen unter RuckfluC wird das abge- 
schiedene Succinimid abfiltriert und das Filtrat im Wasserstrahlvakuum eingeengt. 

Man erhalt 12 g eines amorphen Riickstandes, der neben 2-Brommethyl-4-trifluor- 
methyl-benzoesaure-ethylester noch 17 % 2,2-Dibrommethyl-4-trifluomiethyl- 
10 benzoesaure-ethylester und 12 % 2-Methyl-4-trifluomiethyl-benzoesaure-ethylester 
enthalt. 

Stufe 3 




CF3 

15 4 g 2-Brommethyl-4-trifluomiethyl-benzoesaure-ethylester (ca. 70%ig) und 2.28 g 
(12,8 mMol) 5-Brom-4-methyl-2,4-dihydro-3H-l,2,4-triazol-3-on werden in 150 ml 
Acetonitril gelost, mit 5.3 g (38,4 mMol) Kaliumcarbonat versetzt und unter krafti- 
gem Ruhren 2 Stunden zum RuckfluB erhitzt. Das Reaktionsgemisch wird in Wasser 
aufgenommen und mit Methylenchlorid mehrfach extrahiert. Die gesammelten 

20 Methylenchlorid-Phasen werden uber Natriumsulfal getrocknet, im Wasserstrahl- 
vakuum eingeengt und chromatographiert. 
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Man erhalt 2 g (38 % der Theorie) 5-Brom-4-methyl-2-(2-ethoxycarbonyl-5-trifluor- 
methyl-benzyI)-2,4-dihydro-3H-l,2,4-tria2ol-3-on als amorphes Produkt. 
^H-NMR (CDCb, 5): 5,46 ppm, 

5 Beispiel fVII-2) 




6,7 g (40 mMol) 4-Methyl-5-trifluonnethyl-2,4-dihydro-3H-l,2,4-triazoI-3-on 
werden in 150 ml Acetonitril vorgelegt und mit 1 1 g (80 mMol) Kaliumcarbonat ver- 

10 riihrt. Nach Erwarmen der Mischung auf SO^'C wird dann eine Losung von 13,1 g 
(44 mMol) 3-Brommethyl-2,4-dichlor-ben2oesaure-methylester in 20 ml Acetonitril 
unter Riihren tropfenweise dazu gegeben und die Reaktionsmischung wird noch 15 
Stunden unter Ruhren zum RiickfluB erhitzt. Anschlieflend wird im Wasserstrahl- 
vakuum eingeengt, der Ruckstand in Methylenchlorid aufgenommen, mit IN-Salz- 

15 saure gewaschen, mit Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Das Filtrat wird unter 

vermindertem Druck eingeengt, der Ruckstand mit Petrolether digeriert und das 
kristallin angefallene Produkt durch Absaugen isoliert. 

Man erhalt 14,9 g (97 % der Theorie) 4-Methyl-5-trifiuormethyl-2-(2,6-dichlor-3- 
20 methoxycarbonyl-benzyl)-2,4-dihydro-3H-l,2,4-tria2ol-3-on vom Schmelzpunkt 
109°C. 



25 



Analog zu den Beispielen (VII- 1) und (VII-2) konnen beispielsweise auch die in der 
nachstehenden Tabelle 3 aufgefiihrten Verbindungen der allgemeinen Formel (VII) 
hergestellt werden. 
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(VII) 



Tabelle 3: Beispiele fur die Verbindungen der Formel (VII) 

5 



Bsp- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daien 


VII-3 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

O 

SCH3 


OCH3 


Fp.: 229°C 
iogP = 2,27 


VII-4 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

\ / 

OC2H5 


OCH3 


Fp.: 120°C 
IogP = 2,38 


VII-5 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 


OCH3 


Fp.: 127°C 
logP = 2,55 


VII-6 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 
\ / 

OCH3 


OCH3 


Fp.: 121°C 
logP = 2,04 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


V 11- / 


{Z-) Cl 


(4-) CI 


(3-) 

O 

\ / 

OC3H7-i 


OCH3 


Pp.: 68°C 
logP = 2,73 


VII-8 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

O 

JJ 

OCH2CF3 


OCH3 


Pp.: 129°C 
logP = 2,72 


VII-9 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

Br 


OCH3 


Pp.: 164°C 
logP = 2,18''^ 


VII- 10 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

H 


OCH3 


Pp.: 158°C 
logP= 1,55 


VII- 11 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

u 


OCH3 


Pp.: 106°C 
logP = 2,16"^ 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


PhysikaL 
Daten 


VTT-1 9 

V IJ. 1 


\^ ) 




O 

/ N N 3 
N(CH3)2 




rp.: 126 C 
logP = 2,ll 


VTT 1 % 
V 11- 1 J 




(4-) 


(3-) 

O 

\ / 

CH3 


OCH3 


Fp.: 146°C 
logP= 1,65 


VIM 4 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

X 


OCH3 


Fp.: 178°C 
logP= 1,86"^ 


VTT 1 S 

V 11- i J 






ex \ 

OCH3 


UCrl3 


Fp.: 97 C 
logP = 2,36 


VII- 16 


ilA CI 


M-'k CI 


K-^ ) 

\ 1 

N=<^ 




logP = 2,73 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII- 17 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

OCgH.-i 


OCH3 


Fp.: 56°C 
iogP = 3,08 


VII- 18 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

OCH2CF3 


OCH3 


Fp.: 102°C 
logP = 3,05 


VII- 19 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

SCH3 


OCH3 


Fp.: 131°C 
logP = 2,70 


VII-20 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

\ / 

CH3 


OCH3 


Fp.: 135°C 
logP = 1,97 


\/TT O 1 

Vli-Z i 


(2-) Ci 


(4-) CI 


(3-) 

K 

N(CH3)2 


OCH3 


Fp.: 143°C 
IogP = 2,42 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


vn-22 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

O 


OCH3 


Fp.: 85°C 
logP = 2,58 


VII-23 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

u 

v_/ 


OCH3 


logP= 1,98 ^' 


VII-24 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 

^CH3 

^ N N ^ 


OCH3 


logP = 2,07 


VII-25 


(2-) CI 


(4-) CI 


(3-) 

0 


OCH3 


Fp.: 157°C 
logP = 2,94 


VTT-'?<^ 

V 11~Z>U 


) 3 




to \ 

IJ 

SO2CH3 


0C2H5 


H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,53 ppm. 


VlI-27 


(4-) NOy 




(3-) 

0 
\ / 

CF3 




xiaat? 

(CDCI3, 6): 
5,48 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-28 


(4-) NO, 




(3-) 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,30 ppm. 


Vll-29 


(4-) 

SO2CH3 




(3-) 

0 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,61 ppm. 


VII-30 


(4-) CI 




(3-) 

0 

/ N N 3 
\ / 

CH3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,08 ppm. 


VII-3 1 


(4-) CI 




(3-) 

0 
N=<^ 


OC2H5 


' H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,17 ppm. 


VII-32 


(4-) CI 




(3-) 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,00 ppm 
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Bsp,- 
Nr. 


(Position-) 
R 


(Position-) 

(R )n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-33 


(4-) 

SO2CH3 




0 

(2.) 0 


OC2H5 


logP = l,53^^ 


VII-34 


(4-) Br 




(2-) 

0 


OC2H5 


logP = 3,24 


VII-35 


(4-) Br 




(2-) 

0 

\ / 


OC2H5 


logP = 3,40 


VII-36 


(4-)F 




(3-) 

0 

Br 


OC2H5 


logP-2,41 


VII-37 


(4-)F 




(2-) 

0 

SCH3 


OC2H5 


logP = 2,45 


VII-38 


(4-) Br 




(3-) 

0 

/^N'^N-C"3 
CH3 


OC2H5 


logP = 2,06 ^' 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-39 


(4-) Br 




(3-) 

O 

u 

Br 


OC2H5 


logP = 2,64 


VII-40 


(4-) Br 




(3-) 

O 
\ / 


OC2H5 


logP = 3,23 ^> 


VII-41 


(4-) Br 




(3-) 


OC2H5 


logP = 3,02 


VII-42 


(4-) CI 




(2-) 


OC2H5 


logP = 3,23 


V 


(4-) Ul 




(2-) 

0 

/ N N 3 
/ 

CF3 


OC2H5 


logP = 3,31 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-44 


(4-) CI 




(2-) 

0 
\ / 


OC2H5 


logP = 3,14'^ 


VII-45 


(4-) NO2 




(2-) 

\ 1 

N=<^ 


OC2H5 


logP = 2,42 


VII-46 


(4-) NO2 




(2-) 

0 
N=<^ 

SCH3 


OC2H5 


logP = 2,82 


VII-47 


(4-) CF3 




(2-) 

\ / 

N=<^ 


OC2H5 


logP = 3,48 


VII-48 


(4-) CF3 




(2-) 

0 
N=<^ 

C2H, 


OC2H5 


logP = 3,38 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


\/|T AQ 


(4-) Ch3 




(2-) 

0 

\ / 

SCH3 


OC2H5 


log? = 3,02 


\/TT cr\ 
V 11- J u 


(4-) Ch3 




(2-) 

0C2H5 


OC3H7 


log? = 3,91 


VII-51 


(4-) OCH3 




(2-) 

0 

\ / 

Br 


OC2H5 




vn-52 


(4-) OCH3 




(2-) 

0 


OC2H5 




VII-53 


(4-) CFt 




0 

U 


r\r^ Tj 


i TT XTTV XTi 

(CDCI3, 5): 
5,37 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


\ /TT C A 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

OCH3 


OC2H5 


^H-NMR 
(CDCl3,5): 
5,37 ppm. 


VII-55 






(2-) 

0 


OC2H5 




VII-56 






(2-) 

0 

/ N N 3 
OCH3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,37 ppm. 


VII-57 






(2-) 

0 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,40 ppm. 


VTT 






(2-) 

0 

JJ 


OC2H5 


logP = 2,95 ^ 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-59 


(4-) Br 




(2-) 

O 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 8): 
5,31 ppm. 


VII-60 


(4-) Br 




o 

(2-) O 


OC2H5 


log? = 2,44 


VII-61 


(4-)F 




(2-) 

O 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,35 ppm. 


VII-62 


(4-)F 




(2-) 

0 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,53 ppm. 


VII-63 


(4-)F 




(2-) 

0 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,40 ppm. 


V 11-04 


(4-) F 




(2-) 

0 

OCH3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 8): 
5,36 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 




/A \ Xir 

(4-) Br 




(2-) 

O 

u 

\ / 


OC2H5 


logP = 3,34 ' 


VII-66 


(4-) Br 




C2-) 

O 

\ / 

OCgH^-n 


OC2H5 


logP = 3,38 


vn-67 


(4-) Br 




(2-) 

O 

OCH2CF3 


OC2H5 


logP = 3,31 


VIl-68 


(4-) Br 




(2-) 

0 

X 

X^N N — V 


OC2H5 


logP = 2,16''^ 


VII-69 


(4-) Br 




(2-) 

0 


OC2H5 


logP = 2,41 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII- 70 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

JJ 

OC3H,-i 


OC2H5 


logP = 3,51 


VII-71 


(4-) CF3 




(2-) 

0 
JJ 

OCaH^-n 


OC2H5 


logP = 3,54 


VII-72 


(4-) Br 


- 


0 

(2.) ^ 


OC2H5 


logP = 2,36 


VII-73 


(4-) Br 




(2-) 

0 

CH3 


OC2H5 


logP = 2,88 


VII-74 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

/^N^N^CH3 
\ / 

H 


OC2H5 


logP = 2,68 


VII-75 


(4-) Br 




(2-) 

0 

u 

Br 


OC2H5 


logP = 2,80 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-76 


(4-) CF3 




(3-) 

0CH3 


OC2H5 


logP = 3,87 


VII-77 


(4-) CF3 




(2-) 

CH2OCH3 


OC2H5 


logP = 2,88 


VII-78 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

CHjOCH, 


OC2H5 


logP = 2,60 


VII-79 


(4-) CF3 




(2-) 

Br 


OC2H5 


logP = 3,35 


VII-80 


(4-) Br 




(2-) 

0 
JJ 

K 

SCH3 


OC2H5 


logP = 2,86 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-81 


(4-) CI 




(2-) 

0 

u 

K 

SCH3 


OC2H5 


logP = 2,83 


VII-82 


(4-) Br 




(2-) 

0 

/ N N 3 

\ / 
N=<^ 

N(CH3), 


OC2H5 


logP = 2,60 


VII-83 


(4-) CF3 




(2-) 

0 


OC2H5 


'h-nmr 

(CDCI3, 5): 
5,36 ppm. 


VII-84 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

OCH3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 8): 
5,37 ppm. 


VII-85 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

u 

N(CH3)2 


OC2H5 


logP = 2,79 


VII-86 


(4-) CF3 




(2-) 

0 


OC2H5 


logP - 3,67 



wo 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

CR')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VIl-87 


(4-) CF3 




(2-) 

0 


OC2H5 


logP = 3,80 


VII-88 


(3-) CH3 




(2-) 

0 

\ / 


OC2H5 


logP = 2,54 


VII-89 


(4-) 

SO2CH3 




(2-) 

0 

\ / 

SCH3 


OC2H5 


logP= 1,82 


VII-90 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

CF3 


OC2H5 


logP = 2,93 


VII-91 


(4-) CF3 




(2-) 

OCH3 


OC2H5 


logP = 3,08 



wo 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-92 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

CH3 


OC2H5 


logP = 3,04 


VII-93 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

OCH2CF3 


OC2H5 


logP = 3,45 


VII-94 


(4-)F 




(2-) 

0 

\ / 

N(CH3)2 


OC2H5 


logP = 2,21 


VII-95 


(4-)F 




(2-) 

0 

X^N^N-CH3 

OCjH^-n 


OC2H5 


logP = 2,96 


VII-96 


(4-)F 




(2-) 

0 

JJ 

\ / 

CHjOCH, 


OC2H5 


logP = 2,05 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII-97 


(4-)F 




(2-) 

OCH3 


OC2H5 


logP = 2,50 


VII-98 


(4-)F 




(2-) 

OC^Hs 


OC2H5 


logP = 2,89 


VII-99 


(4-) CF3 




(2-) 

CH3 


OC2H5 


logP = 2,91 


VII- 
100 


(4-) CI 




(2-) 

0 

CH3 


OC2H5 


'h-nmr 

(CDCI3, 5): 
5,39 ppm. 


VII- 
101 


(4-) CI 




(2-) 

0 

CF3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,50 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VTT- 
V n~ 

102 






0 

SO2CH3 




Itt xtk >rr> 
rl-NMK 

(CDCI3, 6): 
5,49 ppm. 


VTT- 

V J.1- 

103 






0 

CH3 




Itt xttv yTO 

rl-NMK 
(CDCI3, 5): 
5,29 ppm. 


VTT 

V 11- 

104 






0 


OC2H5 


H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,53 ppm. 


VII- 
105 


(4-) CF3 




(2-) 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,34 ppm. 


VII- 
106 


(4-) 

SO2CH3 




(2-) 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,39 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal, 
Daten 


VTT- 

V i.1 

107 


SO2CH3 




(2-) 

0 

\ / 

CH3 


OC2H5 


'H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,43 ppm. 


VTT- 
V n~ 

108 


SO2CH3 




(2-) 

0 

/ N N 3 
N=<^ 

N(CH3)2 


OC2H5 


^ H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,40 ppm. 


VTT 
V 11- 

109 


SO2CH3 




(2-) 

0 

u 

^ / 


OC2H5 


*H-NMR 
(CDCI3, 8): 
5,38 ppm. 


VTT- 

V li.- 

110 






(2-) 

0 

u 

\ / 


OC2H5 


' H-NMR 
(CDCI3, 5): 
5,49 ppm. 


VII- 

111 






(2-) 


OC2H5 


^ H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,3 ppm. 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


y 


PhysikaL 
Daten 


T TTT 

VII- 
112 






(2-) 

0 

SCH3 


OC2H5 


*H-NMR 
(CDCI3, 6): 
5,44 ppm. 


Vil- 

113 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

H3C 0 


/~\/^ T T 
OC2H5 


logP = 2,58 ^ 


VII- 
114 


(4-) 

SO2CH3 




(2-) 

0 

y M'^M--CH, 

/ N N 3 

SCH3 


OCH3 


logP = 1,53 


VTI- 
115 


/'A \ 

(4-) 

SO2CH3 




(2-) 

0 


OCH3 


log? = 1,59 ^ 


Vll- 
116 


/A \ J 

(4-) I 




(2-) 

0 

\ / 


OCH3 


log? = 2,68 ^ 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 

(R')n 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


Vil- 
li? 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

\ / 


OCH3 


log? = 2,74 


VII- 
118 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

\ / 

SCH3 


OCH3 


log? = 2,65 


VII- 
119 


(4-) CF3 




(2-) 

0 

Br 


OC2H5 


logP = 2,96 


VII- 
120 






(2-) 

0 

H3C 0 


OCH3 


Pp.: 106°C 


VII- 
121 


(4-) CF3 




0 

(2-) ^ ^ 


OCH3 


logP = 3,37 


VII- 
122 


(4-) CF3 




(2-) 

0 


OCH3 


logP = 3,29 
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Bsp.- 
Nr. 


(Position-) 


(Position-) 


(Position-) 
-A-Z 


Y 


Physikal. 
Daten 


VII- 
123 


(4-) CF3 




(2) 


OCH3 


logP = 3,26 


VII- 
124 


(4-) CI 


(2-) OCH3 


(3) 

0 
JJ 


OCH3 


'h-nmr 

(DMSO-D6, 
5): 4,44 ppm. 


VII- 
125 


(4-) CI 


(2-) OCH3 


(3-) 

0 

JK ^CHg 


OCH3 


'H-NMR 
(DMSO-D6, 
6): 4,66 ppm. 


VII- 
126 


(4-) CI 


(2-) OCH3 


(3-) 

0 

C2H5 


OCH3 


'h-nmr 

(DMSO-D6, 
5): 4,95 ppm. 



Die Bestimmung der in Tabelle 3 angegebenen logP-Werte erfolgte gemalJ EEC- 
Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato- 
5 graphy) an einer Phasenumkehrsaule (C 18). Temperatur: 43^C. 

(a) Eluenten fur die Bestimmung im sauren Bereich: 0,1 % wassrige Phosphorsaure, 
Acetonitril; linearer Gradient von 10% Acetonitril bis 90% Acetonitril - entspre- 
chende Messergebnisse sind in Tabelle 3 mit ^) markiert. 



10 
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(b) Eluenten fiir die Bestimmung im neutralen Bereich: 0,01-molare wassrige 
Phosphatpuffer-Losung, Acetonitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % 
Acetonitril - entsprechende Messergebnisse sind in Tabelle 3 mit ^) markiert. 

5 Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoff- 
atomen), deren logP-Werte bekarmt sind (Bestimmung der iogP-Werte anhand der 
Retentionszeiten durch lineare Interpolation zwischen zwei aufeinanderfolgenden 
Alkanonen). 

10 Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in 
den Maxima der chromatographischen Signale ermittelt. 
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Anwendungsbeispiele: 

Beispiel A 

Pre-emergence-Test 

5 

Losungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton 

Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaCigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge- 
10 wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel, gibt die angegebene 
Menge Emulgator zu und verdunnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewtinschte 
Konzentration, 

Samen der Testpflanzen werden in nomialen Boden ausgesat. Nach ca. 24 Stunden 
15 wird der Boden so mit der Wirkstoffzubereitung bespriiht, daB die jeweils ge- 

wunschte Wirkstoffinenge pro Flacheneinheit ausgebracht wird. Die Konzentration 
der Spritzbriihe wird so gewahlt, daB in 1000 Liter Wasser pro Hektar die jeweils ge- 
wiinschte Wirkstoffinenge ausgebracht wird. 

20 Nach drei Wochen wird der Schadigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schadigung 
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle. 

Es bedeuten: 

0 % = keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle) 

25 100% = totale Vemichtung 

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gemaB Herstellungsbeispiel 3 
und 4 bei guter Vertraglichkeit gegeniiber Kulturpflanzen, wie z.B. Mais, starke 
Wirkung gegen Unkrauter. 
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Beispicl B 

Post-emergence-Test 

Losungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton 

Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylaiylpolyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge- 
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel, gibt die angegebene 
Menge Emulgator zu und verdunnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewtinschte 
Konzentration, 

Mit der Wirkstoffzubereitung spritzt man Testpflanzen, welche eine Hohe von 
5 - 15 cm haben so, dafi die jeweils gewiinschten Wirkstoffmengen pro Flachen- 
einheit ausgebracht werden. Die Konzentration der Spritzbruhe wird so gewahlt, daB 
in 1000 1 Wasser/ha die jeweils gewunschten Wirkstoffmengen ausgebracht werden. 

Nach drei Wochen wird der Schadigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schadigung 
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle. 

Es bedeuten: 

0 % = keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle) 
100 % = totale Vemichtung 

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gemaS Herstellungsbeispiel 3 
und 4 bei guter Vertraglichkeit gegenuber Kulturpflanzen, wie z.B. Weizen, sehr 
Starke Wirkung gegen Unkrauter. 
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Patentanspruche 



1 . Verbindungen der allgemeinen Formel (I), 




in welcher 

n fiir die Zahien 0, 1, 2 oder 3 steht, 

A fur eine Einfachbindung oder fur Alkandiyl (Alkylen) steht, 

r1 fiir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, 
Alkenyl oder Cycloalkyl steht, 

r2 fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fur jeweils gege- 
benenfalls substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxy- 
carbonyl, Alkylthio, Alkylsulfmyl oder Alkylsulfonyl steht, 

r3 fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, 
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, 
Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino 
Oder Dialkylaminosulfonyl steht, 

Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fiir 
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkyl- 
sulfmyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl- 
aminosulfonyl steht, und 
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Z fUr eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 12-gliedrige, gesattigte 
Oder ungesattigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische 
Gruppierung steht, welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoff- 
atome und gegebenenfalls - altemativ oder additiv - ein Sauerstoff- 
5 atom oder ein Schwefelatom, oder eine SO-Gruppienmg oder eine 

S02-Gruppierung) enthalt, und welche zusatzlich ein bis drei Oxo- 
Gruppen (C=0) und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandteile des 
Heterocyclus enthalt. 

10 2. Verbindungen gemaB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB 

n fur die Zahlen 0, 1 oder 2 steht, 

A fur eine Einfachbindung oder fur Alkandiyl (Alkylen) mit 1 bis 4 
1 5 Kohlenstoffatomen steht, 

fur Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C1-C4- 
Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Alkylsulfinyl oder Ci-C4-Alkyl- 
sulfonyl substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, fur gege- 
20 benenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyl mit 2 bis 

6 Kohlenstoffatomen, oder fur gegebenenfalls durch Cyano, Halogen 
oder Ci-C4-Alkyl substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoff- 
atomen steht, 

25 r2 fur Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, fiir jeweils gegebenen- 

falls durch Cyano, Halogen, Ci-C4-Alkoxy, C 1 -C4- Alky Ithio, C1-C4- 
Alkylsulfinyl oder Ci-C4-Alkylsulfonyl substituiertes Alkyl, Alkyl- 
carbonyl, Alkoxy oder Alkoxycarbonyl niit jeweils bis zu 6 Kohlen- 
stoffatomen, oder fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes 

30 Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff- 

atomen steht. 
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r3 fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, 
Halogen, fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C i -C4- Alkoxy, 
C 1 -C4-Alkylthio, C j -C4-Alkylsulfinyl oder C 1 -C4-AlkylsuIfonyl 
substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfmyl oder Alkyl- 
sulfonyl mit jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, 
Oder fur Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit 
jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht, 



10 



15 



r4 ftir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, fiir 
jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4- Alkoxy, C]-C4-Alkyl- 
thio, Ci-C4-Alkylsulfinyl oder C 1 -C4- Alkylsulfonyl substituiertes 
Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfmyl oder Alkylsulfonyl mit 
jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, oder fiir 
Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils bis 
zu 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht, und 



fiir eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen steht 



20 



N- 



Q 



N- 



Q Q 




R^ 



Q R° 

,6 



R 

I 



Q 
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worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfach- 
bindung oder eine Doppelbindung ist, und jede heterocyclische 
Gnippiening vorzugsweise nur zwei Substituenten der Definition 
und/oder tragi, 

fiir Sauerstoff oder Schwefel steht, 

fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, fur jeweils ge- 
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkyl- 
thio, Ci-C4-Aikylsulfinyl oder Ci-C4-Alkylsulfonyl substituiertes 
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl- 
sulfmyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in 
den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub- 
stituiertes Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen- 
stoffatomen in den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch 
Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio 
Oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den 
Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch 
Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio, 
Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkyl alkoxy, Cycloalkyl- 
alkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff- 
atomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 4 
Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch 
Halogen, C1-C4- Alkyl oder Ci-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl, 
Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio 
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Oder Benzylamino steht, fur Pyrrolidino, Piperidino oder Morpholino 
steht, Oder - fur den Fall, daC zwei benachbarte Reste und R^ sich 
an einer Doppelbindung befinden - auch zusammen mil dem benach- 
barten Rest R^ fur eine Benzogruppierung steht, und 

5 

r6 fur Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 
Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen oder 
Ci-C4-AIkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkyl- 
amino oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in 

10 den Alkylgruppen, fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub- 

stituiertes Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6 
Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgmppen, flir jeweils 
gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyl- 
aUcyl oder Cycloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in 

15 den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstoff- 

atomen im Alkyheil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, 
C1-C4- Alkyl Oder C1-C4- Alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl 
steht, oder zusammen mit einem benachbarten Rest r5 oder R^ fur ge- 
gebenenfalls durch Halogen oder C1-C4- Alkyl substituiertes Alkan- 

20 diyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht. 



wobei die einzelnen Reste R«und R^ - soweit mehrere davon an gleiche 
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be- 
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben konnen. 

25 

3. Verbindungen gemaB Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daB 



30 



A fur eine Einfachbindung, Methylen, Ethyliden (Ethan- 1,1 -diyl) oder 
Dimethylen (Ethan- 1,2-diyl) steht, 
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fur Wasserstoff, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, 
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i- 
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfmyl, n- oder i-Propylsulfinyl, 
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes 
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fur jeweils 
gegebenenfallsdurch Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, 

Butenyl, Propinyl oder Butinyl, oder fur jeweils gegebenenfalls durch 
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo- 
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht, 

fur Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fur jeweils 
gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy sub- 
stituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Acetyl, Propionyl, n- oder 
i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl, 
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fur jeweils gege- 
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, 
Ethylthio, n- oder i-Propylthio steht, 

fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, 
Fluor, Chlor, Brom, lod, ftir jeweils gegebenenfalls durch Fluor 
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, 
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfmyl, Methyl- 
sulfonyl Oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i- 
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor 
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes 
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch 
Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i- 
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, 
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder fiir 
Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, 
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Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl 
steht, 

r4 fur Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor, 
5 Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, 

Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i- 
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethyl- 
sulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t- 
Butyl, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, 

10 Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, 

n- Oder i-Propoxy, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder 
Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, 
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfmyl, Methyl- 
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder fur Methyl- 

15 amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethyl- 

amino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl steht, 

Z fur eine der Gruppierungen 




r5 fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, lod, 
fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- 
25 Oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder 

i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, 
n- Oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i- 
Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- 
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Oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t- 
Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t- 
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, 
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, fur Methyl- 
amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder t-Butyl- 
amino, Dimethylamino, Diethylamino, Di-n-propylamino oder Di-i- 
propylamino, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor 
substituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, 
Propenyloxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino 
oder Butenylamino, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder 
Chlor substituiertes Gyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo- 
hexyl, Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyl- 
oxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio, Cyclopentylthio, Cyclohexyl- 
thio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino, Cyclopentylamino, Cyclo- 
hexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyl- 
methyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl- 
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropyl- 
methylthio, Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclo- 
hexylmethylthio, Cyclopropylmethylamino, Cyclobutylmethylamino, 
Cyclopentylmethylamino oder Cyclohexylmethylamino, oder fur je- 
weils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i- 
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy 
substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, 
Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylaxnino steht, fur Pyrrolidino, 
Piperidino oder Morpholino steht, oder - fur den Fall, daB zwei be- 
nachbarte Reste und R^ sich an einer Doppelbindung befinden - zu- 
sammen mit dem benachbarten Rest R^ auch fiir eine Benzo- 
gruppierung steht, und 

fur Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch 
Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, 
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Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder 
i-Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir 
jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes 
Ethenyl, Propenyl, Ethinyl, Propinyl oder Propenyloxy, fiir jeweils ge- 
5 gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl, 

Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclo- 
butylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, oder fur jeweils 
gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, 
i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes 
10 Phenyl oder Benzyl steht, oder zusammen mit einem benachbarten 

Rest r5 oder ftir jeweils gegebenenfalls durch Methyl und/oder 
Ethyl substituiertes Propan-l,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-l,4-diyl 
(Tetramethylen) steht. 

15 4, Verbindungen gemaB einem der Anspruche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

fur Wasserstoff, ftir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, 
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethyl- 
20 sulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, 

Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder ftir gegebenenfalls 
durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes 
Cyclopropyl steht, 

25 r2 ftir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils 

gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy sub- 
stituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, 
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder 
fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes 

30 Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio steht. 



wo 00/68227 



r3 



5 

r4 



10 



r5 

15 



20 



- 148- 




PCT/EPOO/03608 



fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, lod. Methyl, Ethyl, 
Trifluormethyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinyl- 
methyl, Methylsulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, 
Trifluormethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, 
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht, 

fur Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, 
Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfmylmethyl, Methyl- 
sulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, 
Methylthio, Ethylthio, Methylsulfmyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, 
Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht, 

fur Wasserstoff, Hydroxy, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i- 
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Difluormethyl, Dichlormethyl, Trifluor- 
methyl, Trichlormethyl, Chlordifluormethyl, Fluordichlormethyl, 
Fluorethyl, Chlorethyl, Difluorethyl, Dichlorethyl, Fluor-n-propyl, 
Fluor-i-propyl, Chlor-n-propyl, Chlor-i-propyl, Methoxymethyl, 
Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder 
i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Fluorethoxy, Chlorethoxy, Difluor- 
ethoxy, Dichlorethoxy, Trifluorethoxy, Trichlorethoxy, Chlorfluor- 
ethoxy, Chlordifluorethoxy, Fluordichlorethoxy, Methylthio, Ethyl- 
thio, n- oder i-Propylthio, Fluorethylthio, Chlorethylthio, Difluorethyl- 
thio, Dichlorethylthio, Chlorfluorethylthio, Chlordifluorethylthio, 
Fluordichlorethylthio, Methylsulfmyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propyl- 
sulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, Di- 
methylamino, Propenylthio, Butenylthio, Propinylthio, Butinylthio, 
Cyclopropyl, Cyclopropylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Phenyl oder 
Phenoxy steht, und 



30 r6 



flir Amino, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, 
Methoxy, Ethoxy, Methylamino, Dimethylamino, Cyclopropyl oder 
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Cyclopropylmethyl steht, oder zusammen mit fiir Propan-l,3-diyl 
(Trimethylen), Butan-l,4-diyl (Tetramethylen) oder Pentan-l,5-diyl 
(Pentamethylen) steht. 

5 5. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

A fiir Methylen steht. 

10 6. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 5, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

Q fiir Sauerstoff (O) steht. 

15 7. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 6, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

fiir Cyclopropyl steht. 

20 8. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

R2 fiir Wasserstoff, Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl steht. 

25 9, Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 8, dadurch gekennzeichnet, 
daB 

R^ fiir Methyl, Dimethylamino oder Cyclopropyl steht. 

30 10. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 9, dadurch gekennzeichnet, 
daB 
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R3 fur Chlor, Brom, Cyano, Trifluormethyl oder Methylsulfonyl steht. 

1 1 . Verbindungen gemafi einem der Ansprtiche 1 bis 10, dadurch gekennzeichnet, 
daC 

fur Wasserstoff, Cyano, Chlor, Nitro, Methyl, Trifluormethyl, 
Methoxy oder Methylsulfonyl steht. 

12. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 11 mit der allgemeinen 
Formel (lA) 




in welcher 

n, A, Q, Rl, R2, R^, R"^, R^ und R^ die in einem der Anspriiche 1 bis 11 
angegebene Bedeutung haben, 

13. Verbindungen gemaB einem der Anspriiche 1 bis 11 mit der allgemeinen 
Formel (IB) 
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in welcher 

n. A, Q, r1, r2, r3^ r4^ r5 r6 die in einem der Anspriiche 1 bis 1 1 an- 
gegebene Bedeutung haben. 

14. Verbindungen gemaC einem der Anspriiche 1 bis 11 mit der allgemeinen 
Formel (IC) 




in welcher 

n. A, Q, r1, r2, r3, r4^ r5 ^nd r6 die in einem der Anspriiche 1 bis 1 1 an- 
gegebene Bedeutung haben. 

15. Verbindungen gemafi einem der Anspriiche 1 bis 11 mit -der allgemeinen 
Formel (ID) 




in welcher 

n. A, Q, R1, r2, r3^ r4^ r5 y^d r6 die in einem der Anspriiche 1 bis 1 1 an- 
gegebene Bedeutung haben. 



wo 00/68227 
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16. Verfahren zum Herstellen von Verbindungen gemaB einem der Anspruche 1 
bis 15, dadurch gekermzeichnet, daB man 

(a) Benzoylisoxazole der allgemeinen Formel (II) 



15 




(11) 
in welcher 

n. A, R\ R^, und R"* die in einem der Anspruche 1 bis 5, 7, 8, 10 und 11 
1 0 angegebene Bedeutung haben und 

X ftir Halogen steht, 

mit Heterocyclen der allgemeinen Fomiel (III) 

H-Z (III) 

in welcher 



Z die in einem der Anspruche 1 und 2 angegebene Bedeutung hat, 

20 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und 
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer VerdUnnungsmittel 
umsetzt. 



25 



oder daB man 

- flir den Fall, dafi R^ fur Wasserstoff steht - 



wo 00/68227 
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(b) Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV) 




(IV) 



in welcher 

n. A, R\ R^, R"^ und Z die in einem der Anspriiche 1 bis 5, 7, 1 0 und 1 1 ange- 
gebene Bedeutung haben, 

mit einem Orthoameisensaureester oder einem N,N-Dimethyl-fomiamid- 
acetal 

und anschlieBend mit Hydroxy lamin oder einem Saureaddukt hiervon 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und 
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnirngsmittel 
umsetzt, 

oder daB man 

- fur den Fall, daB R^ fur gegebenenfalls substituiertes Alkoxycarbonyl steht - 
(c) Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV) 




(IV) 



in welcher 



0 
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n. A, R^, R"^ und Z die in einem der Anspriiche 1 bis 5, 7, 1 0 und 1 1 ange- 
gebene Bedeutung haben, 

mit einem Cyanoameisensaureester und anschliefiend mit Hydroxylamin oder 
5 einem Saureaddukt hiervon, oder mit einem Chlor-hydroximino-essigsaure- 

alkylester 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und 
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdunnungsmittel um- 
10 setzt, 

oder dafi man 

- fur den Fall das R^ fur Alkylthio steht - 
15 (d) Benzoylketone der allgemeinen Formel (IV) 



20 




(IV) 



in welcher 

n, A, R^ R^, R"* und Z die in einem der Anspriiche 1 bis 5, 7, 10 und 1 1 ange- 
gebene Bedeutung haben, 



mit Carbondisulfid (Schwefelkohlenstoff) und mit einem Alkylierungsmittel 
25 und anschlieBend mit Hydroxylamin oder einem Saureaddukt hiervon 
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155- 

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und 
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdunnungsmittel 
umsetzl, 

und gegebenenfalls im AnschluB daran an den gemaB Verfahren (a) bis (d) er- 
haltenen Verbindungen der Formel (I) im Rahmen der Substituentendefinition 
auf ubliche Weise elektrophile oder nucleophile Substitutionsreaktionen bzw. 
Oxidations- oder Reduktionsreaktionen durchfuhrt. 

1 7. Verbindungen der allgemeinen Formel (IE) 




in welcher 

n. A, R\ R^, r\ R"* und Z die in einem der Anspriiche 1 bis 5, 7, 8, 10 und 
1 1 angegebene Bedeutung haben. 

18. Verbindungen der allgemeinen Formel (II) mit Ausnahme von 4-(2-Brom- 
methyl-benzoyl)-5-cyclopropyl-isoxazol-3-carbonsaure-ethylester 




in welcher 



WO 00/68227 




wo 00/68227 PCT/EPOO/03608 
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n. A, R\ R^, und R"^ die in einem der Anspruche 1 bis 5, 7, 8, 10 und 1 1 
angegebene Bedeutung haben und 

X fur Halogen steht. 

19. Verbindungen der allgemeinen Formel (IV) 




(IV) 



in welcher 

10 

n. A, R\ R^, R"* und Z die in einem der Anspruche 1 bis 5, 7, 10 und 1 1 ange- 
gebene Bedeutung haben. 

20. Herbizide Mittel, gekennzeichnet durch den Gehalt mindestens einer Ver- 
15 bindung gemaB einem der Anspruche 1 bis 14 und iiblichen Streckmitteln. 



21. Venvendung yon mindestens einer Verbindung gemaB einem der Anspruche 
1 bis 14 zur Bekampfimg von unerwiinschten Pflanzen. 
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Weitere Veroffentiichungen ar>d der Fortsetzung von Feid C zu 
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Internationales AktenzetchenPCT£P 00 i036O8 



WEITERE ANG ABEN PCT/iSA/ 210 



Fortsetzung von Feld 1.2 
Anspruche Nr.: 18 (teilweise) 



Die Recherche ergab in ihrer Anfangsphase eine sehr groBe Zahl 
neuheitsschadlicher Dokumente hinsichtlich des Gegenstandes von Anspruch 
18, worin A fiir eine Einfachbindung steht, Diese Zahl ist so groB, daS 
sich unmoglich feststellen lasst, fur welchen Teil des Anspruches 18, 
falls A fur eine Einfachbindung steht, eventuell zu Recht Schutz begehrt 
werden konnte (Art. 6 PCT). Aus diesen Grunden erscheint ein 
vol 1 standi ger Recherchenbericht uber diesen Aspekt von Anspruch 18 
unmoglich. Der Recherchenbericht wurde daher auf eine representative 
Auswahl der gefundenen Dokumenten beschrankt. 
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